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(54) Bezeichnung: KOSMETTSCHE ODER PHARMAZEUTISCHE LECITHINHALTIGE GELE ODER NIEDRIGVISKOSE 
LECITHINHALTIGE O/W-MIKROEMULSIONEN 



The invention re 



ss to gels or low viscosity transparent or translucent oil-in-v 



sions which comprise a w 



an oil phase and which essentially consist of constituents that are not easily volatized. These constituents contain at least one 
and at least one oil-in-water emulsifier and optionally contain at least one W/O emulsifier which can be obtained by adding theVater phase 
with the constituents thereof to the oil phase with its constituents, especially with the phospholipid and the OAV emulsifier and optionally 
with the W/O emulsifier, whereby the phases are mixed together and a gel state is attained. If a low viscosity O/W microemulsion is desired 
additional parts of the water phase are added and the phases are mixed, whereby the phases can optionally contain additional auxiliary' 
addition and/or active agents. 

(57) Zusammenfassung 

Gegenstand der Erftndung sind Gele oder niedrigviskose transparente oder transluzente Mikroemulsionen vom Typ 6l-in-Wasser, 
isend eine Wasserphase und eine Olphase, welche im wesenthchen aus schwerflilchtigen Bestandteilen zusammengesetzt sind enthal- 
tend: Mmdestens em Phospholipid und mindestens einen Ol-in-Wasser Emulgator und gegebenenfalls mindestens einen W/O-Em'ulgator 
erhaitlich auf die Weise, daB die Wasserphase mit ihren Bestandteilen zu der Olphase mit ihren Bestandteilen, insbesondere dem Phospho- 
lipid und dem O/W-Emulgator und gegebenenfalls dem W/O-Emulgator gegeben wird, wobei die Phasen miteinander vermischt werden 
und ein Gelzustand erhalten wird, und wenn eine niedrigviskose O/W-Mikroemulsion gewflnscht wird, weitere Teile der Wasserphase 
zugegeben werden und die Phasen vermischt werden, wobei die Phasen gewilnschtenfalls weitere Hilfs-, Zusatz- und/oder Wirkstoffe 
enthalten k6nnen. 
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Beschreibung 

Kosmetische oder pharmazeutische lecithinhaltige Gele oder niedrigviskose, 
lecithinhaltigeO/W-Mikroemulsionen 

Die vorliegende Erfindung betrifft Phospholipide enthaltende Geie oder Mikroemulsionen 
vom Typ Ol-in-Wasser, Verfahren zu ihrer Herstellung sowie ihre Verwendung fur 
kosmetische oder pharmazeutische Zwecke. Sie werden insbesondere topisch angewendet. 

Unter kosmetischer Hautpflege ist in erster Linie zu verstehen, daS die naturliche Funktion 
der Haut als Barriere gegen Umwelteinflusse (z.B. Schmutz, Chemikalien, Mikroorganismen) 
und gegen den Verlust von korpereigenen Stoffen (z.B. Wasser, naturliche Fette, Elektrolyte) 
gest^rkt oder wiederhergestellt wird. 

Wird diese Funktion gestort, kann es zu verstarkter Resorption toxischer oder allergener 
Stoffe oder zum Befall von Mikroorganismen und als Folge zu toxischen oder allergischen 
Hautreaktionen kommen. 

Ziel der Hautpflege ist es ferner, den durch tagliche Waschen verursachten Fett- und Was- 
serverlust der Haut auszugleichen. Dies ist gerade dann wichtig, wenn das naturliche 
Regenerationsvermogen nicht ausreicht. AuBerdem sollen Hautpflegeprodukte vor 
Umweiteinflussen, insbesondere vor Sonne und Wind, schutzen und die Hautalterung 
verzogern. 

Medizinische Zusammensetzungen enthalten in der Regel ein oder mehrere Medikamente in 
wirksamer Konzentration. Der Einfachheit halber wird zur sauberen Unterscheidung 
zwischen kosmetischer und medizinischer Anwendung und entsprechenden Produkten auf 
die gesetzlichen Bestimmungen der Bundesrepublik Deutschland verwiesen (z.B. Kosmetik- 
verordnung, Lebensmittel- und Arzneimitteigesetz). 
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Haufige Erscheinungsformen kosmetischer oder dermatologischer Zubereitungen sind fein- 
disperse Mehrphasensysteme, in welchen eine oder mehrere Fett- bzw. Olphasen neben 
einer bzw. mehreren Wasserphasen vorliegen. Von diesen Systemen sind wiederum die 
eigentlichen Emulsionen die am weitesten verbreiteten. 

In einfachen Emulsionen liegen in der einen Phase feindisperse, von einer Emulgatorhulle 
umschlossene Trdpfchen der zweiten Phase (Wassertropfchen in W/O- Oder Lipidvesikel in 
O/W-Emulsionen) vor. Die Tropfchendurchmesser der gewohnlichen Emulsionen liegen im 
Bereich von ca 1 urn bis ca. 50 pm. Solche „Makroemulsionen„ sind, ohne weitere farbende 
Zusatze, milchigweiBgefarbt und opak. Feinere „Makroemulsionen,„ deren Tropfchendurch- 
messer im Bereich von ca. 10" 1 pm bis ca. 1 urn liegen, sind, wiederum ohne farbende Zu- 
satze, blaulichweiSgefarbt und undurchsichtig. 

Mizellaren und molekularen Losungen mit Partikeldurchmessern kleiner als ca. 10" 2 pm, ist 
vorbehalten, klar und transparent zu erscheinen. 

Der Tropfchendurchmesser von transparenten bzw. transluzenten Mikroemulsionen dagegen 
liegt im Bereich von etwa 10' 2 pm bis etwa 10' 1 pm. Solche Mikroemulsionen sind meist 
niedrigviskos. Die Viskositat vieler Mikroemulsionen vom O/W-Typ ist vergleichbar mit der 
des Wassers. 

Vorteil von Mikroemulsionen ist, daS in der dispersen Phase Wirkstoffe feiner dispers vor- 
liegen konnen als in der dispersen Phase von „Makroemulsionen„. Ein weiterer Vorteil ist, 
daE sie aufgrund ihrer niedrigen Viskositat verspruhbar sind. Werden Mikroemulsionen als 
Kosmetika verwendet, zeichnen sich entsprechende Produkte durch hohe kosmetische 
Eleganz aus. 

Nachteilig an den Mikroemulsionen des Standes derTechnik ist, daS stets ein hoher Gehalt 
an einem oder mehreren Emulgatoren eingesetzt werden muE, da die geringe Tropf- 
chengroSe eine hohe Grenzflache zwischen den Phasen bedingt, welche in der Regel durch 
Emulgatoren stabilisiert werden muS. 

An sich ist die Verwendung der ublichen kosmetischen Emulgatoren unbedenklich. Dennoch 
konnen Emulgatoren, wie letztlich jede chemische Substanz, im Einzelfaile allergische oder 
auf Uberempfindlichkeit des Anwenders beruhende Reaktionen hervorrufen. 
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So ist bekannt, daft bestimmte Lichtdermatosen durch gewisse Emulgatoren, aber auch 
durch verschiedene Fette, und gleichzeitige Exposition von Sonneniicht ausgelost werden. 
Solche Lichtdermatosen werden auch „Mallorca-Akne"genannt. Eine Aufgabe der 
vorliegenden Erfindung wardaher, Sonnenschutzprodukte zu entwickeln. 

So betrfffi die vorliegende Erfindung als besondere Ausfuhrungsformen kosmetische und 
dermatologische Lichtschutzzubereitungen, insbesondere hautpflegende kosmetische und 
dermatologischeLichtschutzzubereitungen. 

Die schadigende Wirkung des ultravioietten Teils der Sonnenstrahlung auf die Haut ist 
allgemein bekannt. Wahrend Strahlen mit einer Wellenlange, die kleiner als 290 nm ist (der 
sogenannte UVC-Bereich), von der Ozonschicht in der Erdatmosphare absorbiert werden, 
verursachen Strahlen im Bereich zwischen 290 nm und 320 nm, dem sogenannten UVB- 
Bereich, ein Erythem, einen einfachen Sonnenbrand oder sogar mehr oder weniger starke 
Verbrennungen. 

Als ein Maximum der Erythemwirksamkeit des Sonnenlichtes wird der engere Bereich urn 
308 nm angegeben. 



Zum Schutze gegen UVB-Strahlung sind zahlreiche Verbindungen bekannt, bei denen es 
sich zumeist urn Derivate des 3-Benzylidencamphers, der 4-Aminobenzoesaure, der 
Zimtsaure, der Salicylsaure, des Benzophenons sowie auch des 2-Phenyibenzimidazols 
handelt. 



Auch fur den Bereich zwischen etwa 320 nm und etwa 400 nm, den sogenannten UVA- 
Bereich, ist es wichtig, Filtersubstanzen zur Verfugung zu haben, da auch dessen Strahlen 
Schaden hervorrufen konnen. So ist erwiesen, dali UVA-Strahlung zu einer Schadigung der 
elastischen und kollagenen Fasern des Bindegewebes fuhrt, was die Haut vorzeitig altern 
laBt, und daS sie als Ursache zahlreicher phototoxischer und photoallergischer Reaktionen 
zu sehen ist. Der schadigende EinfluS der UVB-Strahlung kann durch UVA-Strahlung 
verstarkt werden. 



Die UV-Strahlung kann aber auch zu photochemischen Reaktionen fuhren, wobei dann die 
photochemischen Reaktionsprodukte in den Hautmetabolismus eingreifen. 
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Um diesen Reaktionen vorzubeugen, konnen den kosmetischen bzw. dermatologischen 
Formulierungen zusatzlich Antioxidantien und/oder Radikalfanger einverleibt werden. 

UV-Absorber bzw. UV-Reflektoren sind die meisten anorganischen Pigmente, die bekann- 
terweise in der Kosmetik zum Schutze der Haut vor UV-Strahlen verwendet werden. Dabei 
handelt es sich um Oxide des Titans, Zinks, Eisens, Zirkoniums, Siliciums, Mangans, 
Aluminiums, Cers und Mischungen davon, sowie Abwandlungen. 

Wegen ihrer guten Verspruhbarkeit eigenen sich Mikroemulsionen auch fur andere 
kosmetische dermatoiogische Anwendungen, beispielsweise Desodorantien, so daB die 
vorliegende Erfindung in einer besonderen Ausfuhrungsform Mikroemulsionen als Grundlage 
fur kosmetische Desodorantien betrifft. 

Kosmetische Desodorantien dienen dazu, Kdrpergeruch zu beseitigen, der entsteht, wenn 
der an sich geruchlose frische SchweiB durch Mikroorganismen zersetzt wird. Den ublichen 
kosmetischen Desodorantien liegen unterschiedliche Wirkprinzipien zugrunde. 

in sogenannten Antitranspirantien kann durch Adstringentien - vorwiegend Aluminiumsalze 
wie Aluminiumhydroxychlorid (Aluchiorhydrat) - die Bildung des SchweiSes reduziert werden. 

Durch die Verwendung antimikrobieller Stoffe in kosmetischen Desodorantien kann die 
Bakterienfiora auf der Haut reduziert werden. Dabei sollten im Idealfalle nur die Geruch 
verursachenden Mikroorganismen wirksam reduziert werden. Der SchweiBfiuS selbst wird 
dadurch nicht beeinfluSt, im Idealfalle wird nur die mikrobielle Zersetzung des SchweiBes 
zeitweilig gestoppt. 

Auch die Kombination von Adstringentien mit antimikrobiell wirksamen Stoffen in ein und 
derselben Zusammensetzung ist gebrauchlich. 

Desodorantien sollen folgende Bedingungen erfullen: 

1) Sie sollen eine zuverlassige Desodorierung bewirken. 

2) Die naturlichen biologischen Vorgange der Haut durfen nicht durch die Desodorantien 
beeintrachtigt werden. 
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3) Die Desodorantien mussen bei Oberdosierung oder sonstiger nicht bestimmungs- 
gemaBer Anwendung unschadlich sein. 

4) Sie sollen sich nach wiederholter Anwendung nicht auf der Haut anreichern. 

5) Sie sollen sich gut in ubliche kosmetische Formulierungen einarbeiten lassen. 

Bekannt und gebrauchlich sind sowohl fiiissige Desodorantien, beispieisweise Aerosol- 
sprays, Roll-ons und dergleichen als auch feste Zubereitungen, beispieisweise Deo-Stifte 
("Sticks"), Puder, Pudersprays, Intimreinigungsmittel usw. 

Auch die Verwendung von Mikroemulsionen als Grundlage fur desodorierende oder an- 
titranspirant wirkende Zubereitungen sind bekannt. Deren relativ hoher Gehalt an Emul- 
gatoren, mit den geschilderten Nachteilen, war bisher ein Obelstand, dem es abzuhelfen gait. 

Eine weitere Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es also, Zubereitungen zu entwickeln, 
welche als Grundlage fur kosmetische Desodorantien bzw. Antitranspirantien geeignet sind, 
und die Nachteile des Standes der Technik nicht aufweisen. 

Weiterhin war es eine Aufgabe der Erfindung, kosmetische Grundlagen fur kosmetische 
Desodorantien zu entwickeln, die sich durch gute Hautvertraglichkeit auszeichnen. 

Ferner war eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung, Produkte auf der Basis von Mikro- 
emulsionen mit einer moglichst breiten Anwendungsvielfalt zur Verfugung zu stellen. 
Beispieisweise sollten Grundlagen fur Zubereitungsformen wie Reinigungsemulsionen, 
Gesichts- und Korperpflegezubereitungen, aber auch ausgesprochen medizinisch- 
pharmazeutische Darreichungsformen geschaffen werden, zum Beispiel Zubereitungen 
gegen Akne und andere Hauterscheinungen. 

In einer besonderen Ausfuhrungsform betrifft die Erfindung daher Reinigungsemulsionen, 
insbesondere Gesichtsreinigungsemulsionen, bevorzugt Make-up-Entferner, beispieisweise 
Augenmake-up-Entferner. 

Solche Zubereitungen sind an sich bekannt. Oblicherweise handelt es sich dabei urn Ab- 
mischungen kosmetischer Ole oder wafcrige Zubereitungen oberflachenaktiver Substanzen, 
deren Funktion darin besteht, die Verunreinigung oder den Make-up-K6rper zu solubilisieren 
und von der Haut zu entfernen. 
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Wasserfestes Augen-Make-up, beispielsweise Mascara, ist mit Make-up-Entfernern auf waE- 
riger Basis nur mit spezieilen Tensiden zufriedenstellend zu entfemen. Diese Tenside 
besitzen aber oft eine nur begrenzte physiologische Vertraglichkeit. Bei einem Kontakt sol- 
dier Strife mit der Schleimhaut, insbesondere derAugenschleimhaut, fuhren diese Stoffe zu 
Reizungen, die sich beispielsweise in einer Rotung der Augen aufiern. Reaktionen dieser Art 
sind typisch fur tensidhaltige Produkte. 

Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung war mithin, solchen Problemen Abhilfe zu schaf- 
fen. 

Die vorliegende Erfindung betrifft in einer weiteren Ausfuhrungsform haarkosmetische Zube- 
reitungen. Insbesondere betrifft die vorliegende Erfindung haarkosmetische Zubereitungen 
zur Pflege des Haars und der Kopfhaut. In einer bevorzugten Ausfuhrungsform betrifft die 
vorliegende Erfindung Zubereitungen, die dazu dienen, das einzelne Haar zu kraftigen 
und/oder der Haartracht insgesamt Halt und Fulle zu verleihen. 

Das menschliche Haar kann, grab verallgemeinert, unterteilt werden in den lebenden Teil, 
die Haarwurzel, und den toten Teil, den Haarschaft. Der Haarschaft seinerseits besteht aus 
der Medulla, welche allerdings entwicklungsgeschichtlich bedingt fur den neuzeitlichen Men- 
schen unbedeutend geworden und zuruckgebildet ist und bei dunnem Haar oft ganzlich fehlt, 
ferner dem die Medulla umschlieSenden Cortex und der die Gesamtheit aus Medulla und 
Cortex umhullenden Cuticula. 

Insbesondere die Cuticula, aber auch der keratinose Bereich zwischen Cuticula und Cortex 
als AuSenhiille des Haares sind besonderer Beanspruchung durch Umwelteinflusse, durch 
Kammen und Bursten, aber auch durch Haarbehandlung, insbesondere Haarfarbung und 
Haarverformung, z.B. Dauerwellverfahren, ausgesetzt. 

Bei besonders aggressiver Beanspruchung, beispielsweise der Bleichung mit Oxidantien wie 
Wasserstoffperoxid, bei welcher die im Cortex verteilten Pigmente oxidativ zerstort werden, 
kann auch das Innere des Haars in Mitteidenschaft gezogen werden. Soil menschliches Haar 
dauerhaft gefarbt werden, kommen in der Praxis lediglich oxidierende Haarfarbeverfahren in 
Betracht Beim oxidativen Haarfarben erfolgt die Ausbildung des Farbstoffchromophoren 
durch Reaktion von Prakursoren (Phenole, Aminophenote, sejtener auch Diamine) und 
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Basen (meistens p-Phenylendiamin) mit dem Oxidationsmittel, zumeist Wasserstoffperoxid. 
Wasserstoffperoxidkonzentrationen urn 6% werden dabei gewohnlich verwendet. 

Oblicherweise wird davon ausgegangen, daft neben der Farbewirkung auch eine Bleichwir- 
kung durch das Wasserstoffperoxid erfolgt. In oxidativ gefarbtem menschlichem Haar sind, 
ahnlich wie bei gehleichtem Haar, mikroskopische Locher an den Stelien, an denen Melanin- 
granula voriagen, nachweisbar. Tatsache ist, daft das Oxidationsmittel Wasserstoffperoxid 
nicht nur mit den Farbvorstufen, sondem auch mit der Haarsubstanz reagieren und dabei 
unter Umstanden eine Schadigung des Haares bewirken kann. 

Auch die Haarwasche mit aggressiven Tensiden kann das Haar beanspruchen, zumindest 
dessen Erscheinungsbild Oder das Erscheinungsbild der Haartracht insgesamt herabsetzen. 
Beispielsweise konnen bestimmte wasserlosliche Haarbestandteile (z.B. Harnstoff, Ham- 
saure, Xanthin, Keratin, Glycogen, Citronensaure, Milchsaure) durch die Haarwasche her- 
ausgelaugt werden. 

Aus diesen Grunden werden seit geraumer Zeit teils Haarpfiegekosmetika verwendet, wel- 
che dazu bestimmt sind, nach Einwirken aus dem Haar wieder ausgespult zu werden, teils 
solche, welche auf dem Haar verbleiben sollen. Letztere konnen so formuliert werden, daft 
sie nicht nur der Pflege des einzelnen Haars dienen, sondern auch das Aussehen der Haar- 
tracht insgesamt verbessern, beispielsweise dadurch, daft sie dem Haar mehr Fulle verlei- 
hen, die Haartracht uber einen langeren Zeitraum fixieren oder seine Frisierbarkeit verbes- 
sern. 



Durch quaternare Ammoniumverbindungen beispielsweise laftt sich die Kammbarkeit der 
Haare entscheidend verbessern. Solche Verbindungen Ziehen auf das Haar auf und sind oft 
noch nach mehreren Haarwaschen auf dem Haar nachweisbar. 

Der Stande der Technik lieft es aber an Wirkstoffen und Zubereitungen mangeln, welche 
dem geschadigten Haar in befriedigender Weise Pflege zukommen lieften. Auch erwiesen 
sich Zubereitungen, die der Haartracht Fulle geben sollten, oft als unzureichend, zumindest 
waren sie ungeeignet, als Haarpflegezubereitungen eingesetzt zu werden. Die Haartracht fi- 
xjerende Zubereitungen des Standes der Technik enthalten beispielsweise in der Regel vis- 
kose Bestandteile, welche Gefahr laufen, ein Gefuhl der Klebrigkeit zu erwecken, welches oft 
durch geschickte Formulierung kompensiert werden muft. 
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Aufgabe war darter, auch diesen den Nachteilen des Standes der Technik Abhilfe zu 
schaffen. 

SchlieSlich sollte auch grundsatzlich der Weg zu inneriich anwendbaren Emulsionen, bei- 
spielsweise fiir die parenteraie Gabe pharmazeutischer Wirkstoffe sowie zur parenteralen 
Emahrung durch die vorliegende Erfindung eroffnet werden. 

Eine besondere Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es, feindisperse Zubereitungen 
vom Typ Ol-in-Wasser mit einem moglichst niedrigen Emulgatorgehalt zur Verfugung zu stel- 
ien, welche nicht die Nachteile des Standes der Technik aufweisen und welche fur ver- 
schiedenste kosmetische und/oder dermatologische Anwendungen, beispielsweise die vorab 
beschreibenen Verwendungen finden konnen. Eine weitere Aufgabe der Erfindung war, das 
begrenzte Angebot an feindispersen Zubereitungen vom Typ Ol-in-Wasser des Standes der 
Technik zu bereichern. 

Es ist an sich bekannt, daS hydrophiie Emulgatoren, namentlich polyethoxylierte und 
polypropoxyiierte Emulgatoren, bei steigender Temperatur ihr Loslichkeitsverhalten von 
wasserioslich zu fettloslich andern. Ein Kennzeichen fiir die Hydrophilie eines gegebenen 
Emulgators ist dessen HLB-Wert. 

Die Definition des HLB-Wertes ist fur Polyolfettsaureester gegeben durch die Beziehung 



Fur eine Gruppe von Emulgatoren, deren hydrophiler Anteil nur aus Ethylenoxideinheiten 
besteht, gilt die Beziehung 



HLB = 20 * ( 1 - S/A) 



(Formel i) 



HLB = E/5 



(Formel II) 



wobei 



S = 



Verseifungszahl des Esters, 
Saurezahl der zuruckgewonnen Saure 
Massenanteil Ethylenoxid (in %) am 
Gesamtmolekul 



A = 



bedeuten. 
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Emulgatoren mit HLB-Werten von 6-8 sind im allgemeinen W/O-Emulgatoren, solche mit 
HLB-Werten von 8-18 sind im allgemeinen O/W-Emulgatoren. 

Literatur: "Kosmetik - Entwicklung, Herstellung und Anwendung kosmetischer Mittel"; 
W.Umbach (Hrsg.), Georg Thieme Verlag 1988. 

Der Temperaturbereich, in dem die Emulgatoren ihre Loslichkeit anderen, wird Phasen- 
inversionstemperaturbereich genannt Fur den Phaseninversionstemperaturbereich soil 
innerhalb dieser Schrift auch die Abkurzung .PIT. gebraucht werden. 

Die Anderung dieses Loslichkeitsverhaltens auBert sich bekanntermaften darin, daS eine 
Mischung aus Wasser, Ol und O/W-Emulgatoren, welche unterhalb des PIT nach Ruhren 
eine oyW-Emulsion ergibt, auf eine Temperatur oberhalb des PIT gebracht wird, 
typischerweise etwa 70-90° C, als Zwischenstufe den Zustand einer Mikroemulsion durch- 
laufen kann, urn schliefilich oberhalb des PIT eine W/O-Emulsion zu ergeben. Wird diese 
Emulsion abgekuhlt, wird wieder eine O/W-Emulsion erhalten. welche aber eine Tropf- 
chengroSe von bis zu 200 nm besitzt und dabei im Bereich zwischen einer Mikroemulsion 
und einer feinen Makroemulsion liegt. 

Auf solche Weise hergestellte Mikroemulsionen des Standes der Technik haben allerdings 
den Nachteil, daS erstens die TropfchengroSe immer noch recht hoch ist, dafS die Emulsion 
bei Raumtemperatur opak weiS bis biaulich ist und/oder immer noch ein hoher Anteil an 
einem oder mehreren Emulgatoren notig ist. 

Weiterhin ist nachteilig, daE auf solche Weise hergestellte Mikroemulsionen zwar bei hoher 
Temperatur, also beispielsweise im PIT, praktisch transparent sein konnen, aber beim Ab- 
sinken auf Raumtemperatur wieder undurchsichtig werden. 

Auch diesen Ubelstanden gait es also, abzuhelfen. 

Eine besondere Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es, niedrigviskose Zubereitungen 
auf Basis feindisperser Systeme vom Typ Ol-in-Wasser mit einem moglichst niedrigen Emul- 
gatorgehalt zur Verfugung zu stellen, welche nicht die Nachteile des Standes der Technik 
aufweisen und welche fur verschiedenste kosmetische und/oder dermatoiogische Anwen- 
dungen, beispielsweise die vorab beschreibenen Verwendungen finden konnen. Eine weitere 



WO 00/37042 



10 



PCT/EP99/10241 



Aufgabe der Erfindung war, das begrenzte Angebot an niedrigviskosen Zubereitungen auf 
Basis feindisperser lecithinhaltiger Systeme vom Typ Ol-in-Wasser des Standes der Technik 
zu bereichem. 

Lecithinhaltige Mikroemulsionen fur kosmetische, pharmazeutische, parenterale 
Anwendungen sind aus der Literatur bekannt. TropfchengroSen unter 100 nm werden durch 
Hochdruckhomogeniserung entsprechender Makroemulsionen erzielt. Nachteilig ist, daB hier 
hohe Scherkrifte an den Tropfchen entstehen und Metallabrieb auftritt, der aus den entspr. 
Darreichungsformen nur schwer entfemt werden kann. Ferner kann auch Ultraschall zur 
Hersteliung entspr. Mikroemulsionen genutzt werden. Nachteilig ist, dafi diese Verfahren 
wegen des hohen Energieeintrags teuer sind. 

Mitunter nachteilig bei bekannten, keine Phospholipide enthaltenden OAA/-Mikroemulsionen 
ist, daB sie nicht immer voll befriedigende Pflegeeffekte (Hautbefeuchtung, 
Hautrauhigkeitsreduktion, Hautschuppigkeitsreduktion) aufweisen. 

Ferner werden Mikroemulsionen mit Lecithin in Gegenwart hoher Konzentration an 
kurzkettigen Alkoholen, Alkandiolen, Aminen erhalten, die fur kosmetische, 
pharmazeutische, parenterale Anwendungen nicht geeignet sind. 

Hochdruckhomogenisierung Oder Ultraschall zur Hersteliung parenteraler Emulsionen, fur 
kosmetische oder pharmazeutische Anwendungen sind in der Literatur beschrieben. 
Int. J. Pharm. 163, 1998, 81; J. Pharm. Belg. 52, 1997, 110; J. Pharm. Sci. 82, 1993, 1069; J. 
Pharm. Sci. 83, 1994, 72; Part, und Kosmet. 10, 1994, 652; 3, 1995, 152; Pharm. Res. 12, 
1995, 1273; S0FW9, 1994, 530. 

Phospholipid-O/W-Mikroemulsionen mit Cosolventien wie kurzkettigen Alkoholen (Propanol, 
Butanol, Ethanol, Isopropanol, sec-Butanol, tert-Butanol, n-Pentanol); Alkandiolen, 
kurzkettigen Alkylethern oder Aminen sind in der Literatur beschrieben. 
Int. J. Pharm. 125, 1995, 107; Int. J. Pharm. 111, 1994, 63; Int. J. Pharm. 161, 1993, 161; Int. 
J. Pharm. 106, 1994, 51; Int. J. Pharm. 116, 1995, 253; Int. J. Pharm. 84, 1992, R5-R8; J. 
Phys. Chem. 95, 1991, 989, Langmuir 14, 1998, 3506; Langmuir 11, 1995, 1576; SOFW 
124, 1998, 614-623. 

Phospholipid-O/W-Mikroemulsionen mit grenzflachenaktiven Pharmaka sind in der Literatur 
beschrieben. 

Int. J. Pharm. 125, 1995, 231; Int. J. Pharm. 89, 1993, R9-R12. 



WO 00/37042 



1! 



PCT/EP99/10241 



Niedrigviskose Mikroemulsionen fur orale Anwendungen auf Basis von 
Lecithin/Ethanol/Proylenglycol werden in WO 92/02207 beschrieben. Es wird dort ferner die 
Verdickung zum Mikroemulsionsgei mit Gelantine als wasserloslichem Polymer beschrieben. 
Nachteil fur kosmetische Anwendungen ist das Fehlen einer kosmetischen Olphase. 

Der Einsatz von Ethanol als amphiphiles Cosolvens zur Herstellung von lecithinhaltigen 
Mikroemulsionen sowie die Gelierung mit Polysacchariden wie Gelatine Oder Agar wird auch 
in WO 95/31969 beschrieben. 

Mit Gelatine verdickte lecithinhaltige transparente Ol-in-Wasser-Emulsionen sind auch in FR 
2618351 beschrieben. Die Transparenz wird durch Angleichung der Brechungsindices von 
Wasser und Olphase erreicht. Es liegt hier demnach keine Mikroemulsion vor. 
EP 406162 B1 beschreibt ein Verfahren zur Herstellung einer Nanoemulsion mit 
Triglyceriden oder Fettsaureestem. Auf S. 2, Z. 36-43 und auf S. 3 Z. 18-28 wird darauf 
abgehoben, daS der Emulgator Lecithin eine lamellare flussigkristalline Struktur aufweisen 
soil, die dann mit einem Hochdruckhomogenisator zur Nanoemulsion verarbeitet wird. 
DE 3930928 C2 beschreibt Cyclosporin enthaltene pharmazeutische Formulierungen. Als 
Mikroemulsionskonzentrat wird neben Cyclosporin als Wirkstoff vorteilhaft Propylenglycol 
Oder Glycofurol als hydrophile Komponente verwendet. Auf Seite 6 Zeile 7 bis 12 wird 
ausgefuhrt, daS diese Konzentrate O/W- oder W/O-Makroemulsionen darstellen. Der 
vorteilhaft zu durchlaufende Geizustand, der nicht als Makroemulsion aufzufassen ist, wird 
nicht erwahnt. In den Beispielen werden im wesentlichen ethoxylierte Emulgatoren 
verwendet, lecithinhaltige Rezepturen und die Verfahrensweise in der Herstellung der dieser 
Anmeldung zugrunde liegenden Erfindung werden bis auf Bsp 1.4 nicht erwahnt. Ferner 
sind fur kosmetische Zwecke kurzkettige Ether wie Transcutol und Glycofurol auf Grund der 
Penetration wenig geeignet. 

EP 0100448 und DE 3225706 beschreiben phospholipidhaltige Mikroemulsionen, bestehend 
aus einem ethoxylierten Giycerinester, Phospholipid und einer Olphase. Als Olphase werden 
jsopropylpalmitat, Glyceryltriacetat oder Miglyole verwendet. Die lipophile Phase wird mit 
Phospholipid und O/W-Emulgator vermischt und anschlieBend mit Wasser verdunnt. Ein 
Geizustand wird dabei intermedin nicht durchlaufen. Als kurzkettiger Alkohol wird Ethanol 
bzw. Isopropano) verwendet. Diese Inhaitsstoffe sind als Penetrationsbeschleuniger bekannt 
und, daher von Nachteil. 
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EP 0760237 beschreibt pharmazeutische Prakonzentrate, die aus Mono-.Di-, Triglyceriden 
als Olphase, pharmazeutischem Wirkstoff sowie einem Phospholipid und einem weiteren 
Emulgator bestehen. Die Verdunnung des Konzentrats in Wasser liefert O/W- 
Mikroemulsionen. Insbesondere sollen die so hergestellten Rezepturen verhindern, da& der 
Wirkstoff Cyclosporin nachtraglich als Niederschlag ausfalit. Nachteilig ist, daE nur Kokusol, 
Castorol oder Arachisdl als Olphasen verwendet werden. Ein intermediarer Gelzustand wird 
nicht durchlaufen. 

WO 9709964 beschreibt Mischungen aus Phospholipiden und hydrophilen Surfactants, die 
neben der Olphase einen ..Surfactant film modifier,, enthalten. Bei diesem handelt es sich 
bevorzugt urn Ethanol oder einen C-3-Alkohol. Auf Seite 7, Zeile 1-4 wird ausgefuhrt, dali die 
verwendeten Mischungen zwei bis 3 Tage aquilibriert werden mussen, was als Nachteil 
angesehen werden kann. Als Olphase wird in den Beispielen nur Miglyol 810 (kurzkettiges 
Triglycerid) und Isopropylmyristat verwendet. Die Erzeugung der Mikroemulsion uber einen 
intermediaren Gelzustand wird nicht offenbart. 
WO 97/30695 beschreibt Mikroemulsionen fur intravenose Zwecke. 
Dabei werden zunachst Konzentrate erstellt, die aus Phospholipiden, Propylenglycol (oder 
PEG), einem Emulgator mit hohem HLB-Wert, einem Wirkstoff und 0-30% Wasser 
bestehen. Als Olkomponenten werden Triglyceride oder auch Propylenglycoldiester 
verwendet. 

Auf Seite 6 Zeile 11-13 wird auf das besonders vorteilhaft zu verwendene Propylenglycol 
hingewiesen. Dies kann auch durch teilweise oder vollstandig durch Polyethylenglycol 
substituiert werden (S.10, Z. 18-1 9). Alkohole wie Ethanol sind fur intravenose Zwecke 
weniger geeignet. Auf Seite 23 Z. 23-25 und Seite 24, Z. 4-5 wird ausgefuhrt, wie bedeutend 
das Propylenglycol zur Herstellung transparenter Zubereitungen ist. Rezepturen ohne 
Propylenglycol ergeben milchig, opake Emulsionen nach der Verdunnung mit Wasser. Der 
Vorteil eines Gelzustands wird nicht erkannt. 

EP 852941 beschreibt Nanodispersionen, die durch Auflosen des Phospholipids in Ethanol 
und anschlieUendem Versatz mit einem ungesattigten ethoxyliertem Sorbitanester und 
einem Wrkstoff (oder Olphase) entstehen. 

Nachteilig ist, daft Ethanol verwendet werden muS, der insbesondere zu einer verstarkter 
Penetration in die Haut fuhren kann bzw. die positiven Eigenschaften der Phospholipide 
teilweise oder ganz aufheben kann, da Ethanol austrockend wirkt. Ferner werden nur 
Triglyceride mit dem vorgestellten Verfahren solubilisiert. Nachteilig ist, dafi nur 
Sorbitanester, insbesondere ungesattigte, verwendet werden konnen. so daS nach sehr 
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wirksamen Antioxidantien zum Produktschutz der ohnehin schon zu stabilisierenden 
Phospholipids {wenn ungesattigte eingesetzt werden sollen) gesucht werden muB. 
Die gleichen Nachteile ergeben sich in WO 96/37192, in der Sphingo- und Glycolipide 
solubilisiert werden. 

EP 956851 beschreibt Nanodispersionen, die auf zwei unterschiedliche Arten hergestellt 
werden kdnnen. Das erste Verfahren betrifft das Mischen eines membranbiidenen Molekuls 
(Phospholipid), eines Coemulgators (ethoxliert) und eines lipophilen Bestandteils (Olphase 
oder Wirkstoff), die gemischt werden, bis eine homogene, klare Losung entsteht 
(Nanodispersionsvorphase). Diese Vorphase wird ohne Energieeintrag in eine 
Wassserphase eingetragen (Seite 2, Zeile 35-50). Auf Seite 2, Zeile 51-52 wird ausgefuhrt, 
daft Wasser nicht notig ist fur das Mischen des Phospholipid/Coemulgator/Olphasen- 
Gemisches. Der Vorteil der Wasserzugabe und die damit induzierte Bildung eines 
Gelzustands (d.h. die vorteilhafte Bildung einer Mesophase) wurde nicht erkannt Das zweite 
Verfahren unterscheidet sich vom ersten dadurch, daft die Vorphase zusatzlich 
Propylenglycol oder Ethanol erhalt. In den Beispielen zur Herstellung von Nanodispersionen 
werden als typische Olphase nur Triglyceride eingesetzt, was von Nachteil ist. Der Zusatz 
eines lipophilen Coemulgators, der denn Verzicht auf Ethanol ermoglicht, wird nicht 
beschrieben. 

DE 3225706 beschreibt flussige Wirkstofformulierungen in Form von Konzentraten fur 
Mikroemuisionen. Es wird beschrieben, daft neben Phospholipid ein O/W-Coemulgator mit 
einem HLB-Wert von 12-18 eingesetzt wird. Der erfindungsgemaft zu durchlaufende 
Gelzustand bei der Herstellung der Mikroemulsion wird nicht beschrieben. Die breite 
Variability des Einsatzes verschiedener Olphasen, die sich durch die Verwendung eines 
W/O-Emulgators oder durch den Einsatz anderer als die beschriebenen O/W-Emulgatoren 
ergeben sowie die vorteilhafte Kombination eines OAA/-Emulgators und eines W/O- 
Emulgators neben einem Phospholipid wird nicht beschrieben. Die mit dem Einsatz von 
Ethanol fur Mikroemuisionen verbundenen Nachteile wie Hautaustrocknung, verstarkte 
Penetration, werden nicht beschrieben. 

DE 3302898 beschreibt ein emulgierendes System, das eine Fettsaure oder ein 
Proteinkondensat , ein polyethoxyliertes Sterin und ein Phosphatid enthalt. Auf Seite 6, Zeile 
25 wird ausgefuhrt, daft unter Emulsojden Emulsionen verstanden werden, deren 
Teilchengrofte kleiner als ein Micron ist. Dem Fachmann ist bekannt, daft es feinteiligere 
Emulsionen (z.B. PIT-Emulsionen) gibt, deren Tropfchengrofte kleiner ein Micron sein kann. 
Ferner wird die beschriebene Gelbildung nicht ausgenutzt zur Ausbildung einer O/W- 
Mikroemulsion. 
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WO 9405298 beschreibt „Submicron Emulsions,, fur Anwendungen am Auge. Die Reduktion 
der TrbpfchengroBe erfolgt durch Homogeniserung einer grobteiligen Emuision bei einem 
Druck von 8000 psi und anschiieBender Filtration (S. 14, Z. 18-24). Nachteilig ist, daa hier 
auf Hochdruckhomogeniserung nicht verzichtet werden kann. 

Ferner sind Mikroemulsionen mit kationischen Inhaltstoffen bekannt, die als 
Konditioniermittel die Frisierbarkeit des Haares erleichtern. Nachteilig ist hier die 
Verwendung der katiionischen Additive. 

Lecithin-Organogele werden in der Literatur bfischrieben. Colloid Polymer Science 268, 
1990, 356; Colloid J. 58, 1996, 117; Colloid Polym. Sci. 268, 1990, 356; Int. J. Pharm. 137, 
1996, 117; J. Phys. Chem. 92, 1988, 829; J. Pharm Sci. 81, 1992, 871; J. Contr. Rel. 34, 

1995, 53; Proced. Intern. Symp. Control. Rel. Bioact. Mater. 17, 1990, 421; Progr. Colloid 
Polym. Sci. 105, 1997, 204; Progr. Colloid Polym. Sci. 106, 1997, 228; Skin. Pharmacol. 9, 

1996, 124. 

Diese emulgatorfreien Organogele erhalt man durch Zugabe kleiner Mengen an Wasser zu 
einer Mischung aus organischem Solvens und Lecithin. Dabei entstehen aus inversen 
Micellen bei Wasserzugabe zylinderartige wassergefullte Micellen (..wormlike micelles,,), die 
miteinander verschlaufen und so die hohe Viskositat dieser Mischungen erklaren. (Colloid 
Polym. Sci. 268, 1990, 356). 

Diese Lecithingele stellen genau genommen keine Mikroemulsionsgele dar, da die 
dispergierte Phase nicht in Trdpfchenform vorliegt und ferner eine entsprechende 
viskositaterhohende Substanz fur die kontinuierliche Phase fehlt. Ferner wird nicht 
beschrieben, daB diese Gele des Standes der Technik sich auch in Gegenwart eines O/W- 
Emulgators erhalten lassen. Ferner wird nicht beschrieben, daB diese Gele sich auch in 
Gegenwart eines O/W-Emulgators oder eines W/O-Emulgators erhalten lassen. Ferner wird 
nicht beschrieben, daB die Gele des Standes der Technik in Gegenwart von Wasser in 
andere kolloidchemische Phasen uberfuhrt werden konnen wie z.B. OAA/-Mikroemulsionen 
und CvW-Makroemulsionen. Es wird nicht beschrieben, daB sich in Gegenwart eines O/W- 
Emulgators gelartige Zubereitungen erhalten lassen. die sich gezielt durch Verdunnen mit 
Wasser in niedrigviskose, lecithinhaltige O/W-Mikroemulsionen uberfuhren lassen. Es wird 
nicht beschrieben, daB sich in Gegenwart eines O/W-Emulgators oder eines W/O- 
Emulgators gelartige Zubereitungen erhalten lassen, die sich gezielt durch Verdunnen mit 
Wasser in niedrigviskose, lecithinhaltige O/W-Mikroemulsionen uberfuhren lassen. 

Aufgabe der Erfindung war, die genannten Nachteile zu vermeiden. 
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Diese Aufgabe wird erfindungsgemaft gelost. 



Gegenstand der Erfindung sind Gele Oder niedrigviskose transparente oder transluzente 
Mikroemulsionen vom Typ Ol-in-Wasser, umfassend eine Wasserphase und eine Olphase, 
welche im wesentlichen aus schwerfiuchtigen Bestandteilen zusammengesetzt sind, 
enthaltend: 

Mindestens ein Phospholipid und mindestens einen Ol-in-Wasser Emulgator und 
gegebenenfalls mindestens einen W/O-Emulgator, erhaltlich auf die Weise, daS die 
Wasserphase mit ihren Bestandteilen zu der Olphase mit ihren Bestandteilen, insbesondere 
dem Phospholipid und dem O/W-Emulgator und gegebenfalls dem W/O-Emulgator gegeben 
wird, wobei die Phasen miteinander vermischt werden und ein Gelzustand erhalten wird, und 
wenn eine niedrigviskose O/W-Mikroemulsion gewunscht wird, weitere Teile der 
Wasserphase zugegeben werden und die Phasen vermischt werden, wobei die Phasen 
gewunschtenfalls weitere Hilfs-, Zusatz- und/oder Wirkstoffe enthalten konnen. 

Gegenstand der Erfindung ist auch ein Verfahren zur Herstellung von Gelen oder 
niedrigviskosen transparenten oder transluzenten Mikroemulsionen vom Typ Ol-in-Wasser, 
umfassend eine Wasserphase und eine Olphase, welche im wesentlichen aus 
schwerfiuchtigen Bestandteilen zusammengesetzt ist, enthaltend mindestens ein 
Phospholipid und mindestens einen Ol-in-Wasser Emulgator und gegebenenfalls mindestens 
einen W/O-Emulgator, dadurch gekennzeichnet, daS ein Phospholipid in der Olphase, 
gegebenenfalls mit weiteren Bestandteilen, gelost wird und die Wasserphase, 
gegebenenfalls mit weiteren Bestandteilen, dazugegeben wird und die Phasen vermischt 
werden, wobei sich ein Viskositatsanstieg ergibt und z.B. die Gele erhalten werden, und sich 
bei weiterer Zugabe der Wasserphase die Mikroemulsionen ergeben, wobei der Ol-in- 
Wasser Emulgator und gegebenenfalls der W/O-Emulgator der Olphase zugesetzt werden 
konnen Oder im Stadium der Gelbildung oder auch nach der Herstellung der Gele zugegeben 
werden konnen. 

ZweckmaSigerweise dosiert oder tropft man die Wasserphase zur Olphase, z.B. unterruhren, 
bis ein Viskositatsanstieg erfoigt, bzw. sich ein Gel bildet und dosiert dann die restliche 
Wasserphase dazu. Das Lecithin wird vorteilhaft in der Olphase (gegebenenfalls in der 
Warme) gelost. Es ist aber auch mdglich, das Lecithin bei Raumtemperatur im 01 zu losen. 
Der O/W-Emulgator und gegebenfalls der W/O-Emulgator konnen direkt der Olphase 
zugesetzt werden oder erst im Stadium der Gelbildung oder nach Herstellung des Lecithin- 
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Organogels (Phospholid/organisches Solvens/Wasser). Die Wasserphase kann bei 
Raumtemperatur Oder gegebenenfalls bei erhohter Temperatur zugegeben werden. 

Die Komponenten werden vorzugsweise durch Ruhren vermischt, gegebenenfalls bei 
erhohter Temperatur. Insbesondere kann auf einen Energieeintrag, z.B. durch 
Homogenisieren, also verzichtet werden. 

Mit ..Lecithin" sind in der Beschreibung z.B. auch die Phospholipide, zu denen z.B. die 
folgenden Stoffe gehoren, gemeint: Phosphatidsauren, die eigentlichen Lecithine, 
Cardoiipine, Lysophosphoiipide, Lysolecithine, Plasmalogene, Phosphosphingolipide, 
Sphingomyeline. Bevorzugte Stoffe sind im folgenden beschrieben. 

Phosphatidsauren sind Glycerinderivate. die in 1-sn- und 2-Stellung mit Fettsauren (1- 
sn-Position: meist gesattigt, 2-Position: meist ein- oder mehrfach ungesattigt), an Atom 
3-sn dagegen mit Phosphorsaure verestert sind und durch die allgemeine 
Strukturformel 



gekennzeichnet. 

In den in menschlichem oder tierischem Gewebe vorkommenden Phosphatidsauren ist 
der Phosphatrest meist verestert mit Aminoalkoholen wie Cholin (Lecithin = 3-sn- 
Phosphatidylcholin) oder 2-Aminoethanol (Ethanolamin) bzw. L-Serin (Kephalin = 3-sn- 
Phosphatidylethanolamin bzw. sn-Phosphatidyl-L-serin), mit myo-lnosit zu den in 
Geweben haufigen Phosphoinositiden [1-(3-sn-Phosphatidyl)-D-myo-inositen], mit 
Glycerin zu Phosphatidylglycerinen. Besonders bevorzugt werden Lecithine (=3-sn- 
Phosphatidylcholin). 




R 2 — O-C— H 



CH 2 — O-P— OH 




Lecithine (bzw. die eigentlichen Lecithine) sind z.B. auch durch die allgemeine 
Strukturformel 
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O 

■I « 

O CH 2 — O-C-R 1 
, II I 
R 2 — C-O-C-H O CH 3 
I II I. 

CH2 — O— P— O— CH 2 — CH2 — N— CH3 

O' CH 3 

gekennzeichnet, wobei R 1 und R 2 typischerweise unverzweigte aliphatische Reste mit 
15 Oder 17 Kohlenstoffatomen und bis zu 4 cis-Doppelbindungen darstellen. 

Cardiolipine (1,3-Bisphosphatidylglycerine) sind Phospholipide aus zwei uber Glycerin 
verknupften Phosphatidsauren. 

Lysophospholipide werden erhalten, wenn aus Phospholipiden ein Acylrest durch 
Phospholipase A abgespalten wird (z.B. Lysolecithine). 

Lysophospholipide sind gekennzeichnet durch die allgemeine Strukturformel 

O 

II 

CH 2 — 0-C-R 1 

HO— C— H O 
I II 
CH 2 — O— P— OH 

OH 

Lysolecithine beispielsweise sind gekennzeichnet durch die allgemeine Strukturformel 

O 
II 

CH 2 — O-C-R 1 

I 

HO— C— H 0 CH 3 
I II I 

CH 2 — 0-P-0-CH 2 — CH 2 — N— CH 3 

O* CH 3 

wobei R und R 2 typischerweise unverzweigte aliphatische Reste mit 15 oder 17 Koh- 
lenstoffatomen und bis zu 4 cis-Doppelbindungen darstellen. 

Bevorzugte Phospholipide sind Phosphatidylcholin, Phosphatidylethanolamin, 
Phosphatidylinositol oder N-Acylphosphatidylethanolamin oder Gemische aus zwei 
oder mehreren dieser Verbindungen. 
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Zu den Phospholipids werden auch Plasmalogene gezahlt, in denen statt einer Fett- 
saure in 1-Stellung ein Aldehyd (in Form eines Enolethers) gebunden ist; die den Phos- 
phatidyicholinen entsprechenden O-1-sn-Alkenyl-Verb. z. B. hei&en Phosphatidal- 



Den Phosphosphingolipiden liegt als Grundstruktur das Sphingosin oder auch das 
Phytosphingosin zugrunde, welche sich durch folgende Strukturformeln auszeichnen: 

9 H 2° H CH 2 OH 
H-C-NH 2 H-C-NH2 



I I 
(CH2) 12 -CH 3 (CH2)i 2 -CH 3 

(Sphingosin) (Phytosphingosin) 

Abwandlungen von Sphingolipiden zeichnen sich beispielsweise aus durch die allge- 
meine Grundstruktur 

0-R 2 

o 

C— "NH — C — Ri 

I 

H-C-OH 



bei weicher R, und R 3 unabhangig voneinander gesattigte oder ungesattigte, verzweig- 
te oder unverzweigte Alkyireste von 1 bis 28 Kohienstoffatomen darstellen, R 2 gewahlt 
wird aus der Gruppe: Wasserstoffatom, gesattigte oder ungesattigte, verzweigte oder 
unverzweigte Alkyireste von 1 bis 28 Kohienstoffatomen, Zuckerreste, mit organischen 
Resten veresterte oder unveresterte Phosphatgruppen, mit organischen Resten ver- 
esterte oder unveresterte Sulfatgruppen und Y entwederejn Wasserstoffatom, eine Hy- 
droxygruppe oder eipen anderen hetero-funktioneljen Rest darstellt. 
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Sphingophospholipide: 

O 

R 4 _0-p- 0 -CH 2 

H— C— NH — C — Ri 

I 

H-C-OH 
I 

R 3 

Ri und R 3 stellen Alkylreste dar, R 4 stellt einen Organylrest dar. 
Sphingomyeline sind organylphosphorylierte Sphingolipide des Typs 

CH 3 — N-CH2-CH2-O-P-O-CH2 0 

CH 3 & H _ ( i_ N H-C-R 1 

H^C-OH 

I 

R 3 

Besonders bevorzugte Phospholipide sind Lecithine. Vorteilhaft zu verwendende 
Lecithintypen werden gewahlt aus Rohlecithinen, welche entolt und/oder fraktioniert 
und/oder spruhgetrocknet und/oder acetyliert und/oder hydrolysiert und/oder hydriert 
wurden. Sie sind im Handel erhaltlich. Bevorzugt werden Sojalecithine. 

Erfindungsgemas vorteilhaft zu verwendende Phospholipide sind beispielsweise kauf- 
iich zu erwerben unter den Handelsbezeichnungen Phospholipon 25 (Nattermann), 
Emulmetik 120 (Lucas Meyer), Stempur E (Stern), Sternpur PM (Stem), Nathin 3KE 
(Stern), Phospholipon 90 (Rhone-Poulenc), Phosopholipon 90 H (Rhone-Poulenc). 



In Gegenwart des O/W-Emulgators konnen neuartige Gele, in der auch andere 
kolloidchemische Phasen vorliegen, entstehen, als in den in der Literatur bekannten „reinen" 
Lecithjn-Organogelen wie beispielsweise lamellare Flussigkristalle, kubische Phasen, 
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bikontinuieriiche Mikroemulsionsgele, O/W-Mikroemulsionsgele, invers hexagonale Phasen, 

hexagonale Phasen, invers micellare Phasen, WO-Mikroemulsionsgele. 

Alle diese durch einen Viskositatsanstieg ausgezeichneten, z.B. cremartigen Zubereitungen 

werden hier als „Gele" bezeichnet. Bei weiterer Zugabe der Wasserphase zum Gel nimmt die 

Viskositat ab und es bildet sich eine niedrigviskose O/W-Mikroemulsion. 

Die erfindungsgemafie bevorzugte intermediate Gelbildung (d.h. die entsprechende 

kolioidchem. Phase) und ihr gezielter Abbau durch Verdiinnung mit Wasser (d.h. die 

Umwandlung der kolioidchem Phase in eine andere) ermoglicht die Herstellung feinteiliger 

O/W-Mikroemulsionen. Auf diese Weise wird es erstmals mbglich, eine Vielzahl von O/W- 

Emulgatoren einzusetzen. Ferner begunstigt die hohere Variability bei der Auswahl an O/W- 

Emulgatoren eine groSere Vielfalt an kosmetischen Olphasen. Der Zusatz von W/O- 

Emulgatoren ist dann vorteilhaft, wenn Stabilitatsprobleme auftreten oder Wirkstoffe schwer 

zu solubilisieren sind. Femer kann dadurch auf Ethanol verzichtet werden, so daB die 

hautaustrockenden oder zu stark penetrationsfordernden Nachteile des 

Darreichungssystems des Standes derTechnik vermieden werden. 

Auf diese Weise lassen sich eine groSere Zahl an Wirkstoffen, die sich zum Beispiel durch 

ihre Polaritat oder ihre Hydrophilie/Lipophilie unterscheiden, leichter in OA/V-Mikroemu!sionen 

einarbeiten. 

Im folgenden werden geeignete O/W-Emulgatoren beschrieben. 

Ethoxylierte Fettsaureester und Fettsaureglyceride, insbesondere 
PEG-50 hydrogenated Castor Oil Isostearat 
PEG-45 Palmkemol Glycerides 

Polyglycerinester, insbesondere 
Polyglycerin-10 Stearat 
Polyglycerin-10 Laurat 

Ethoxlierte Glycerinester, insbesondere 
PEG-20 Glyceryl Laurat 
PEG-20 Glyceryl Steart 

Fettsaure-Ethoxylate, insbesondere 
PEG-20 Monostearat 
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Fettalkohol-Ethoxlate, insbesoncfere 

Ceteareth-12 

Oleth- 15 

Alkylethersulfate, Ether-Carboyxlate, insbesondere 
Na-laurylether-sulfat 

Suifatierte Glycerinester, insbesondere 
Na-Glycerylkokoylsulfate, Ammnium Glycerylkokoylsulfat 

Acyl-Lactylate, Acyl-Sarcosinate, Acyl-Glutamate, , insbesondere 
Na-lauroyl-Lactylat 

Auch Sorbitanester oder deren Derivate, z.B. 
Ethoxlierte Sorbitanester, insbesondere 
PEG- 20 Sorbitan Isostearat 

PEG-20 Sorbitan Monooleat konnen gegebenenfalls verwendet werden. 
Die foigenden O/W-Emulgatoren werden bevorzugt. 

Vorteilhaft werden der polyethoxylierte oder polypropoxylierte bzw. polyethoxylierte und 
polypropoxyiierte O/W-Emulgator oder die polyethoxylierten bzw. polypropoxylierten 
bzw. polyethoxylierten und polypropoxylierten O/W-Emulgatoren verwendet, welche 
gewahlt werden konnen aus der Gruppe 

der Fettalkoholethoxylate der allgemeinen Formel R-0-(-CH 2 -CH2-0-) n -H, wobei 

R einen verzweigten oder unverzweigten Alkyl- oder Alkenylrest und n eine Zahl 

von 10 bis 50 darstellen 

der ethoxylierten Wollwachsaikohole, 

der Polyethylenglycolether der allgemeinen Formel R-0-(-CH2-CH2-0-)n-R', wo- 
bei R und R' unabhangig voneinander verzweigte oder unverzweigte Alkyl- oder 
Alkenylreste und n eine Zahl von 10 bis 80 darstellen 
der Fettsaureethoxylate der allgemeinen Forme) 

R-COO-(-CH 2 -CH 2 -0-) n -H, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten Alkyl- 
oder Alkenylrest und n eine Zahl von 10 bis 40 darstellen, 
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der veretherten Fettsaureethoxylate der allgemeinen Formel 
R-COO-(-CH 2 -CH 2 -0-) n -R', wobei R und R' unabhangig voneinander verzweigte 
Oder unverzweigte Alkyl- oder Aikenylreste und n eine Zahl von 10 bis 80 darstel- 
len, 

der veresterten Fettsaureethoxylate der allgemeinen Formel 
R-COO-(-CH 2 -CH 2 -0-)„ -C(0)-R\ wobei R und R' unabhangig voneinander ver- 
zweigte Oder unverzweigte Alkyl- oder Aikenylreste und n eine Zahl von 10 bis 80 
darstellen, 

der Polyethylenglycolglycerinfettsaureester gesattigter und/oder ungesattigter, 
verzweigter und/oder unverzweiger Fettsauren und einem Ethoxylierungsgrad 
zwischen 3 und 50, 

derethoxylierten Sorbitanester mit einem Ethoxylierungsgrad von 3 bis 100 
der Cholesterinethoxylate mit einem Ethoxylierungsgrad zwischen 3 und 50, 
derethoxylierten Triglyceride mit einem Ethoxylierungsgrad zwischen 3 und 150, 
derAlkylethercarbonsauren der allgemeinen Formel 

R-0-(-CH 2 -CH 2 -0-) n -CH 2 -COOH bzw. deren kosmetisch oder pharmazeutisch ak- 
zeptablen Salze, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten Alkyl- oder Al- 
kenylrest mit 5 - 30 C-Atomen und n eine Zahl von 10 bis 30 darstellen, 
der Polyoxyethylensorbitolfettsaureester, basierend auf verzweigten oder unver- 
zweigten Alkan- oder Alkensauren und einen Ethoxylierungsgrad von 5 bis 100 
aufweisend, beispielsweise vom Sorbeth-Typ, 

der Alkylethersulfate bzw. die diesen Sulfaten zugrundeliegenden Sauren der 
allgemeinen Formel R-0-(-CH 2 -CH 2 -0-) n -S0 3 -H mit kosmetisch oder pharmazeu- 
tisch akzeptablen Kationen, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten 
Alkyl- oder Alkenylrest mit 5 - 30 C-Atomen und n eine Zahl von 1 bis 50 darstel- 
len. 

der Fettalkoholpropoxylate der allgemeinen Formel 

R-0-(-CH 2 -CH(CH 3 )-0-) n -H, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten 
Alkyl- oder Alkenylrest und n eine Zahl von 10 bis 80 darstellen, 
der Polypropylenglycolether der allgemeinen Formel 

R-O^-CHrCHCCHsKH-R', wobei R und R' unabhangig voneinander verzweigte 
oder unverzweigte Alkyl- oder Aikenylreste und n eine Zahl von 10 bis 80 dar- 
stellen 

der propoxylierten Woilwachsalkohole, 

der veretherten Fettsaurepropoxylate der allgemeinen Formel 
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R-COO-(-CH 2 -CH(CH 3 )-0-) n -R , 1 wobei R und R' unabhangig voneinander ver- 
zweigte oder unverzweigte Alkyl- Oder Alkenylreste und n eine Zahl von 10 bis 80 
darstellen, 

der veresterten Fettsaurepropoxylate der allgemeinen Formel 
R-COO-f-CHz-CHCCHaJ-O-Jn-CfOJ-R', wobei R und R' unabhangig voneinander 
verzweigte Oder unverzweigte Alkyl- oder Alkenylreste und n eine Zahl von 10 bis 
80 darstellen, 

der Fettsaurepropoxylate der allgemeinen Formel 

R-COO-(-CH 2 -CH(CH 3 )-0-) n -H, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten 
Alkyl- oder Alkenylrest und n eine Zahl von 10 bis 80 darstellen, 
der Polypropylenglycolglycerinfettsaureester gesattigter und/oder ungesattigter, 
verzweigter und/oder unverzweiger Fettsauren und einem Propoxylierungsgrad 
zwischen 3 und 80 

der propoxylierten Sorbitanester mit einem Propoxylierungsgrad von 3 bis 100 
der Cholesterinpropoxylate mit einem Propoxylierungsgrad von 3 bis 100 
der propoxylierten Triglyceride mit einem Propoxylierungsgrad von 3 bis 100 
der Alkylethercarbonsauren der allgemeinen Formel 

R-0-(-CH 2 -CH(CH 3 )0-) n -CH 2 -COOH bzw. deren kosmetisch oder pharmazeu- 
tisch akzeptablen Salze, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten Alkyl- 
oder Alkenylrest und n eine Zahl von 3 bis 50 darstellen, 

der Alkylethersulfate bzw. die diesen Sulfaten zugrundeliegenden Sauren der 
allgemeinen Formel R-0-(-CH 2 -CH(CH 3 )-0-) n -S03-H mit kosmetisch oder phar- 
mazeutisch akzeptablen Kationen, wobei R einen verzweigten oder unverzweig- 
ten Alkyl- oder Alkenylrest mit 5 - 30 C-Atomen und n eine Zahl von 1 bis 50 
darsteilen, 

der Fettaikoholethoxylate/propoxylate der allgemeinen Formel 

R-0-X n -Y m -H, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten Alkyl- oder 

Alkenylrest darstellen, wobei X und Y nicht identisch sind und jeweils entweder 

eine Oxyethylengruppe oder eine Oxypropylengruppe und n und m unabhangig 

voneinander Zahlen von 5 bis 50 darstellen, 

der Polypropy|eng|ycolether der allgemeinen Formel 

R-0-X„-Y m -R', wobei R und R' unabhangig voneinander verzweigte oder unver- 
zweigte Alkyl- oder Alkenylreste darstellen, wobei X und Y nicht identisch sind 
und jeweils entweder eine Oxyethylengruppe oder eine Oxypropylengruppe und 
n und m unabhangig voneinander Zahlen von 5 bis 100 darstellen, 
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der veretherten Fettsaurepropoxylate der allgemeinen Formel 
R-COO-X n -Y m -R', wobei R und R' unabhangig voneinander verzweigte oder un- 
verzweigte Alkyl- oder Alkenylreste darstellen, wobei X und Y nicht identisch sind 
und jeweils entweder eine Oxyethylengruppe oder eine Oxypropylengruppe und 
n und m unabhangig voneinander Zahlen von 5 bis 100 darstellen, 
der Fettsaureethoxylate/propoxylate der allgemeinen Formel 
R-COO-X n -Y m -H, wobei R einen verzweigten oder unverzweigten Alkyl- oder Al- 
kenylrest, wobei X und Y nicht identisch sind und jeweils entweder eine Oxyethy- 
lengruppe oder eine Oxypropylengruppe und n und m unabhangig voneinander 
Zahlen von 5 bis 50 darstellen. 

- Diacetylweinsaureester von Mono/Diglyceriden 

- Der partiell neutralisierten Ester von Monoglyceriden und/oder Diglyceriden 
gesattigter Fettsauren mit alpha-Hydroxysauren, 

Geeignet sind 

Glycerinester von a-Hydroxycarbonsauren und gesattigten Fettsauren, gewahlt aus der 
Verbindungsgruppe, welche durch die generische Formel 



reprasentiert wird, 

wobei X, Y und Z unabhangig voneinander gewahlt werden aus der Gruppe 

(D OH, 

(2) aus der Gruppe der gesattigten verzweigten und unverzweigten Carbonsaurereste 
gemalS der Formel 

-O-O-R, 

o 

(Formel 2), 

wobei R einen verzweigten oder unverzweigten Alkylrest mit 10-24 C-Atomen darstellt und 

(3) aus der Gruppe der a-Hydroxycarbonsaurereste gemaG der Formel 



X Y Z 




H H H 
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? 2 

-c— coo- 



(a) 

Gruppe 



(Formel 3) 

wobei R 2 und R 3 unabhangig voneinander gewahit werden aus der 



01) 
(a2) 

(83) 



H-, 

verzweigtes oder unverzweigtes d-25-Alkyl-, 

mit einer oder mehreren Carboxylgruppen und/oder Hydroxygruppen 



und/oder Aldehydgruppen und/oder Oxogruppen (Ketogruppen) substituiertes verzweigtes 

oder unverzweigtes d^s-Alkyl- 

oder 



und/oder Oxogruppen (Ketogruppen) und/oder verzweigten und/oder unverzweigten C1.25-AI- 

kylgruppen substituierte Cycloalkylgruppe mit 3 bis 7 Ringatomen 

ausbiidet, 

und wobei von den Resten X, Y und Z nur einer einen Rest gemaB Formel 3, nur einer einen 
Rest gemaS Formel 2 und nur einer eine OH-Gruppe darstellen darf. 

Besonders vorteilhaft werden die Glycerinester von a-Hydroxycarbonsauren und gesattigten 
Fettsauren im Sinne der vorliegenden Erfindung gewahit aus der Gruppe, bei denen der a- 
Hydroxycarbonsaurerest einen Milchsaurerest 
COO 

HO— CH 



(b) 

R 3 zusammen eine 



wobei das a-Kohlenstoffatom der a-Hydroxycarbonsaure mit R 2 und 



(b1) 
(b2) 



unsubstituierte Cycloalkylgruppe mit 3 bis 7 Ringatomen oder eine 
mit einer oder mehreren Carboxylgruppen und/oder Hydroxygruppen 



CH 3 



oder einen Citronensaurerest 




CH 2 -COO- 



CH 2 -COOH 



bzw. 
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darstellt. 

Vorteilhaft ist auch, den Fettsaurerest so zu wahlen, da(J R, einen C 13 -Ci 9 -Alkylrest darstellt. 

Solche Milchsaureester sind beispielsweise erhaltlich unter der Produktbezeichnung „LAC- 
TODAN B30" der Geseilschaft Grindsted Prods. 

Solche Citronensaureester sind beispielsweise erhaltlich unter der Produktbezeichnung „IM- 
WITOR 370" der Geseilschaft Huls AG. 

- Wasserdispergierbaren W/O-Emuigatoren 

- Acyllactylate der Formel 

R-C(0)0-CH(CH 3 ) -C(0)0-CH(CH 3 ) C0 2 " M + , wobei R eine gesattigte und/oder ungesat- 
tigte, verzweigte und/oder unverzweigte Fettsaure mit 6 bis 26 C-Atomen darstellt. 

der Acylglutamate der Formel 

R-C(0)NHCH(COO-, M + )CH 2 CH 2 COO- M + , wobei R eine gesattigte und/oder unge- 
sattigte, verzweigte und/oder unverzweigte Fettsaure mit 6 bis 26 C- Atomen darstellt. 

der Acylsarcosinate der Formel 

R-C(0)-N(CH 3 )CH 2 COO- M + , wobei R eine gesattigte und/oder ungesattigte, 
verzweigte und/oder unverzweigte Fettsaure mit 6 bis 26 C-Atomen darstellt. 

der Isethionate der Formel 

RC(0)-0-CH 2 CH 2 -S0 3 "M\ wobei R eine gesattigte und/oder ungesattigte, 
verzweigte und/oder unverzweigte Fettsaure mit 6 bis 26 C-Atomen darstellt. 

der Sulfosucinate der Formel 

M70-C(0)-CH 2 -CH(S0 3 -M+)-C(0)-0-R, wobei R eine gesattigte und/oder unge- 
sattigte, verzweigte und/oder unverzweigte Fettsaure mit 6 bis 26 C- Atomen darstellt. 

der Alaninate der Formel 
CH 3 CH 2 N(CH 3 )(C 12 H 25 )C(0)0- M + 



der Amphoacetate der Formel 



WO 00/37042 



27 



PCT/EP99/10241 



R-C(0)-NH-CH 2 CH 2 -N(CH 2 CH 2 OH)-CH 2 COO-; M + 
Alkylglycoside, Alkylpolyglycoside, 
- Ester von HydroxysSuren 

Insbesondere bevorzugt sind: 

PEG-5Q hydrogenated Castor Oil Isostearat, PEG-45 Palmkernol Glycerides, Poiygiycerin-10 
Stearat, Polyglycerin-10 Laurat, PEG-20 Glyceryl Laurat, PEG-20 Glyceryl Stearat, PEG-20 
Monostearat, Ceteareth-12, Oleth- 15, Na-laurylether-sulfat, Natrium-Glycerylkokoylsulfate, 
Natriumlauroyl Lactylat, Natriumcocoylglutamate, Natriumcocoylsarcosinate, PEG- 20 
Sorbitan Isostearat, PEG-20 Sorbitan Monooleat, Diacetylweinsauremono/dilinoleate, 
Glyceryl Linoleate Citrate, Natriumlaureth-11-carboxylat, Polyethylengiycol(30)Cholesteryl- 
ether, Polyethylenglycol(60) Evening Primrose Glycerides, Laurylglycosid, C12-C13 alkyl 
Apfelsaurester, C12-13 Weinsaureester. 

Es ist aber auch moglich, in den erfindungsgemaSen Zubereitungen keine Sorbitanester 
oder Sorbitanesterderivate zu verwenden. 

Als Olphase konnen die in der Kosmetik ublichen Ole und Fette verwendet werden. 

Das erfindungsgemafJe Verfahren ermoglicht die Herstellung feinteiliger Mikroemulsionen 
(die TropchengroBe betragt etwa 10-100 nm) mit einer Vielzahl von typischen Olphasen: z.B. 
Ether (Dicaprylylether), Triglyceride (Caprylic/Capric Triglyceride), Alkohole 
(Octyldodecanol), Esterole (Cetearyl Isonoanoate), Kohlenwasserstoffe (Dioctylcyclohexan), 
Paraffine, Siiikondle (Cyclomethicon) bzw. Mischungen dieser Olphasen. 

Gegebenenfalls kann insbesondere die Olphase der Zubereitungen auch Sphingolipide 
und/oder Glycolipide synthetischen oder natiirlichen Ursprungs enthalten, insbesondere 
Ceramide, Sphingomyeline, Cerebroside und/oder Ganglioside. 

Der Anteil dieser Lipide kann z.B. 0 bis 10 Gew.-%, vorzugsweise 0-2, insbesondere 0 - 1 
Gew.-% betragen, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen. 

Ferner eroffnet das vorgestellte Verfahren die Moglichkeit, auch die vorab beschriebenen 
vjskosjtatserhohten Zustande wie z.B. Gele als Darreichungssystem zu nutzen. 
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So konnen diese Gele vom Verbraucher zum Beispiel als Haargel appliziert werden. Die 
Verdunnnung dieser Gele fuhrt dann, in Abhangigkeit vom verwendeten O/W-Emulgator und 
verwendeter Olphase, zu O/W-Mikro- Oder O/W-Makroemulsionen auf der Kopfhaut. 
Ferner konnen Duschole (schaumend, nicht schaumend) unter Ausnutzung 
erfindungsgemaGer Gelphasen topisch appliziert werden. Das Duschwasser transferiert das 
Gel auf der Haut in eine wasserkontinuierliche Mikro-oder Makroemulsion. Dabei verbieibt 
das zugesetzte Phospholipid und weitere Inhaltstoffe der Zubereitung auf der Haut 
(ruckfettend). 

Ferner konnen diese Gele vorteilhaft zur Entfemung von Hautverunreinigungen verwendet 
werden. Die Gele besitzen die vorteilhafte Eigenschaft, lipidlSsliche Verunreinigungen der 
Haut zu solubilisieren. Diese Gesichts/Korperreinigungsgele konnen anschlieSend mit 
Wasser vom Verwender verdunnt werden, wobei das Sebum in den Oltropfchen solubilisiert 
wird, so dalJ eine porentiefe Reinigung der Haut ermoglicht wird. Gleichzeitig verbieibt ein 
Teil des Phospholipids auf der Haut und erhoht so den Feuchtigkeitsgehalt. 

Bevorzugt werden fur die Gele die folgenden Gew.-%-Mengen, jeweils bezogen auf das 
Gesamtgewicht der Zubereitungen: 

Lecithin: 0,1-50% 
O/W-Emulgator: 0,1-70% 
Olphase: 5 - 90% 

Zusatzstoffe fur die Olphase: 0.01-15% 
Zusatzstoffe fur die Wasserphase: 0.01-35% 
Wasser 0.1-75% Wasser 



Lecithin: 0,1-40% 
OA/V-Emulgator: 0,1-70% 
W/O-Emulgator. 01.-50% 
Olphase: 5 - 90% 

Zusatzstoffe fur die Olphase: 0.01-15% 
Zusatzstoffe fur die Wasserphase: 0.01-35% 
Wasser 0.1-75% Wasser 
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Bevorzugt werden fur die erfindungsgemalien Mikroemulsionen die folgenden Gew.-%- 
Mengen, jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen: 

Lecithin: 0,01 - 10%, insbesondere 0,1 - 5,0% 

O/W-Emuigator: 0.01- 60%, insbesondere 0,1 - 10% 
Olphase: 0,01 - 50%, insbesondere 0, 1 - 30% 

Zusatzstoffe fur die Olphase: 0.01-20%, insbesondere 0.1-15% 
Zusatzstoffefurdie Wasserphase: 0.01-80%, insbesondere 0.1-60% 
Wasser: 40-99% 

Lecithin: 0,01 - 10%, insbesondere 0,1 - 5,0% 

O/W-Emulgator: 0.01- 60%, insbesondere 0,1 - 10% 
W/O-Emuigator 0.01-10%, insbesondere 0.1-5,0% 
Olphase: 0,01 - 50%, insbesondere 0,1 - 30% 

Zusatzstoffefurdie Olphase: 0.01-20%, insbesondere 0.1-15% 
Zusatzstoffe fur die Wasserphase: 0.01-80%, insbesondere 0.1-60% 
Wasser 40-99% 



Zusatzstoffe konnen auch Hilfsstoffe Oder Wirkstoffe sein. 



Das Gewichtsverhaltnis Lecithin / O/W-Emulgator in den erfindungsgemaSen Zubereitungen 
kann variieren, z.B. von 1:30 bis 2:1. Bevorzugt betragt das Verhaltnis Lecithin / OW- 
Emulgator 1: 15 bis 1:1. Besonders bevorzugt betragt das Verhaltnis Lecithin / OW- 
EmulgatoM: 6 bis 1:1.5. 



Die erfindungsgemaSen Gele und Mikroemulsionen konnen gegebenenfalls auch einen Oder 
mehrere Wasser-in-Ol Emulgatoren enthalten. 

Die W/O-Emulgatoren sind besonders dann vorteilhaft einzusetzen, wenn zum Beispiel in die 

Mikroemulsionen Wirkstoffe solubilisiert werden sollen, die nur in Gegenwart des O/W- 

Emulgators und des Lecithins zu Lagerinstabilitaten neigen. 

Bevorzugt werden Emulgatoren mit einem HLB-Wert im Bereich von 1-10. 

Bevorzugt werden die folgenden W/O-Emulgatoren eingesetzt: 

einen Oder mehrere polyethoxylierte W/O-Emulgatoren und/oder 

einen oder mehrere polypropoxylierte W/O-Emulgatoren und/oder 

einen oder mehrere polyethoxylierte und polypropoxylierte W/O-Emulgatoren 

und/oder 
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einen oder mehrere Monoester, Diester, Polyester von Polyolen als W/O-Emul- 
gatoren und/oder 

einen oder mehrere Monoether von Polyolen und deren Ester als W/O-Emulga- 
toren und/oder 

einen oder mehrere Sorbitanester als W/O-Emulgatoren und/oder 
einen oder mehrere Silikonemuigatoren als W/O Emulgatoren und/oder 
einen oder mehrere Fettalkohole oder Fettsauren als W/O-Emulgatoren und/oder 
einen oder mehrere Methylglucoseester als W/O-Emulgatoren, 

wobei dieser W/O-Emulgator ausgewahlt wird aus der Gruppe der 

der Fettalkoholethoxylate der allgemeinen Formel R-0-(-CH 2 -CH 2 -0-) n -H, wobei 
R einen verzweigten oder unverzweigten Alkyl-, Aryl- oder Alkenylrest und n 
eineZahl von 1 bis 10 darstellen 

der Polyethylenglycolether der allgemeinen Formel R-0-(-CH 2 -CH 2 -0-) n -R', wo- 
bei R und R' unabhangig voneinander verzweigte oder unverzweigte Alkyl- oder 
Aikenylreste und n eine Zahl von 1 bis 30 darstellen 

der Fettsaureethoxylate der allgemeinen Formel 

R-C00-(-CH 2 -CH 2 -0-)„ -H, wobei R einen verzweigte oder unverzweigten Alkyl- 
oder Alkenylrest und n eine Zahl von 1 bis 20 darstellen, 

der veresterten Fettsaureethoxylate der allgemeinen Formel 
R-COO-(-CH 2 -CH r O-) n -C(0)-R', wobei R und R' unabhangig voneinander ver- 
zweigte Oder unverzweigte Alkyl- oder Aikenylreste und n eine Zahl von 1 bis 20 
darstellen, 

der veresterten Fettsaureethoxylate der allgemeinen Formel 
R-COO-(-CH 2 -CH 2 -0-) n -C(0)-R', wobei R und R" unabhangig voneinander ver- 
zweigte oder unverzweigte Alkyl, Hydroxyalkyl - oder Aikenylreste und n eine 
Zahl von 1 bis 40 darstellen, 

der veretherten Fettsaureethoxylate der allgemeinen Formel 
R-COO-(-CHrCH2-0-)„ -R', wobej R und R' unabhangig voneinander verzweigte 
oder unverzweigte A|ky|- oder Aikenylreste und n eine Zahl von 1 bis 40 darstel- 
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len 

der Fettalkoholpropoxylate der allgemeinen Formel 

R-0-(-CH2-CH(CH3)-0-) n -H, wobei R einen verzweigten Oder unverzweigten Al- 
kyl- Oder Alkenylrest und n eine Zahl von 1 bis 30 darstellen, 

der Polyoxyethylensorbitanfettsaureester, basierend auf verzweigten Oder unver- 
zweigten Alkan- Oder Alkensauren und einen Ethoxylierungsgrad von 1 bis 10 
aufweisend 

der Cholesterinethoxyiate mit einem Ethoxylierungsgrad zwischen 1 und 10, 

der ethoxlierten Glyceride mit einem Ethoxylierungsgrad von 1 bis 30 

der ethoxylierten Triglyceride mit einem Ethoxylierungsgrad zwischen 1 und 30, 

der Monoglycerinether des Typs R-0-CH 2 -C(H)OH-CH 2 OH wobei R einen ver- 
zweigten oder unverzweigten Alkyl-, Aryl- Oder Alkenylrest darstellen und 

der Monoglycerinester des Typs RC(0)OCH 2 -C(H)OH-CH 2 OH wobei R einen 
verzweigten oder unverzweigten Alkyl-, Hydroxyalkyl, Aryl- oder Alkenylrest dar- 
stellen 

der Diglycerinester des Typs RC(0)OCH 2 -C(H)OH-CH 2 OC(0)R\ wobei wobei 
R und R' unabhangig voneinander verzweigte oder unverzweigte Alkyl- 
Hydroxyalkyl Oder Alkenylreste und n eine Zahl von 1 bis 30 oder darstellen, 

der Polyglycerinmono- Oder di- oder polyester, wobei die Fettsauren unabhangig 
voneinander verzweigte oder unverzweigte Alkyl- , Hydroxyalkyl oder Alke- 
nylreste darstellen, 

der Pentaerythritester wobei die Fettsauren unabhangig voneinander verzweigte 
oder unverzweigte Alkyl- , Hydroxyalkyl oder Alkenylreste darstellen, 

cjer Propylenglycolester, wobei die Fettsauren unabhangig voneinander ver- 
zweigte oder unverzweigte Alkyl- , Hydroxyalkyl oder Alkenylreste darstellen, 
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der Sorbitanester, wobei die Fettsauren unabhangig voneinander verzweigte 
Oder unverzweigte Alkyl- , Hydroxyalkyl oder Alkenylreste darstellen, 

der Fettalkohole R-OH und Fettsauren RCOOH, wobei R einen verzweigten oder 
unverzweigten Alkyl- oder Alkenylrest darstellen, 

der Silikonemulgatoren 

der Methylgiucoseester, wobei die Fettsauren unabhangig voneinander verzweig- 
te oder unverzweigte Alkyl- , Hydroxyalkyl oder Alkenylreste darstellen 
Fettalkohole mit 8 bis 30 Kohlenstoffatomen, 

Diglycerinether wobei die Fettsauren unabhangig voneinander verzweigte oder 
unverzweigte Alkyl- Hydroxyalkyl oder Alkenylreste darstellen 
Sucrosester wobei die Fettsauren unabhangig voneinander verzweigte oder 
unverzweigte Alkyl- , Hydroxyalkyl oder Alkenylreste darstellen 

Insbesondere vorteilhafte W/O-Emulgatoren sind Glycerylmonistearat, 
Glycerylmonoisostearat, Diglycerylmonostearat, Diglycerylmonoisostearat, Propylen- 
glycolmonostearat, Sorbitanmonoisostearat, Cetylalkohol, Archidylalkohol, Selachyl-alkohol, 
Chimyialkohol, Glyccerylmonolaurat, Glycerylmonocaprinat, Glycerylmonocaprylat, Steareth- 
2, Polyethylenglycol(4)stearat, Polyethylenglycol(12) dilaurat, Polyethylenglycol(8) distearat. 
Polyethylenglycol(20)sorbitantrioleat, Polyethylenglycol(20)sorbitantrisostearat, Polyethylen- 
glycot(5) Phytosterol, Polyethylen-glycol(20) Glyceryltristearat, Poly- 
ethylenglycol(5)glycerylstearat, 2-Ethylhexylglycerin-ether, Polyglyceryl-2 Dipolyhydroxy- 
stearat, Cetyldimethiconcopolyol, Isostearinsaure, Linolsaure, Linolensaure. 

Das Gewichtsverhaltnis Lecithin / (OW-Emulgator und W/O-Emulgator) in den 
erfindungsgemaSen Zubereitungen kann variieren, z.B. von 1:30 bis 2:1. Bevorzugt betragt 
das Verhaltnis Lecithin / (O/W-Emulgator und W/O-Emulgator) 1: 15 bis 1:1. Besonders 
bevorzugt betragt das Verhaltnis Lecithin / O/W-Emulgator und W/O-Emulgator 1: 6 bis 
1:1.5. 

Die erfindungsgemaSen Gele oder Mikroemulsionen konnen hohe Olphasenanteile besitzen. 
Sie konnen insbesondere zur Behandlung der Hautrauhigkeit und zur Hautglattung 
verwendet werden und sie bewirken eine Erhohung der Hautfeuchtigkeit. 
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Die im folgenden beschriebenen Zubereitungen konnen Gele oder Mikroemulsionen gemaB 
der Erfindung sein. 

Die erfindungsgemaSen Geie oder Mikroemulsionen konnen als Darreichungssysteme fur 
z.B. kosmetische oder z.B. dermatologische Wirkstoffe, Zusatzstoffe, oder Hilfsstoffe 
verwendet werden. Sie werden vorzugsweise topisch angewendet. 

Die erfindungsgemaBen Gele konnen als Darreichungssystem genutzt werden (Make-up- 
Entferner, Haargel, Gesichtsreinigungsgel, Korperpflegegel). Die erfindungsgemaBen Gele 
konnen in Gegenwart von Wasser in andere kolloidchemische Phasen uberfuhrt werden, wie 
z.B. O/W-Mikroemulsionen und O/W-Makroemulsionen. In Gegenwart eines O/W- 
Emulgators und gegebenfalls eines W/O-Emulgators lassen sich gelartige Zubereitungen 
erhalten, die sich gezielt durch Verdtlnnen mit Wasser in niedrigviskose, lecithinhaltige O/W- 
Mikroemulsionen uberfuhren lassen. 

Stellen die erfindungsgemaBen Gele und Mikroemulsionen Grundlagen fur kosmetische Des- 
odorantien/Antitranspirantien dar, so konnen alle gangigen Wirkstoffe vorteilhaft genutzt 
werden, beispielsweise Geruchsuberdecker wie die gangigen Parfumbestandteile, Geruchs- 
absorber, beispielsweise die in der Patentoffenlegungsschrift DE-P 40 09 347 beschriebenen 
Schichtsilikate, von diesen insbesondere Montmorillonit, Kaolinit, Hit, Beidellit, Nontronit, Sa- 
ponit, Hectorit, Bentonit, Smectit, ferner beispielsweise Zinksalze der Ricinolsaure. 
Keimhemmende Mittel sind ebenfalls geeignet, in die erfindungsgemaBen Mikroemulsionen 
eingearbeitet zu werden. Vorteilhafte Substanzen sind zum Beispiel 2,4,4'-Trichlor-2'- 
hdroxydiphenylether (Irgasan), 1,6-Di-(4-chlorphenylbiguanido)-hexan (Chlorhexidin), 3,4,4'- 
Trichlorcarbanilid, quaternare Ammoniumverbindungen, Nelkenbl, Minzol, Thymianol, 
Triethylcitrat, Farnesol (3,7,1 1.Trimethyl-2,6,10-dodecatrien-1-ol) sowie die in den 
Patentoffenlegungsschriften DE-37 40 186, DE-39 38 140, DE-42 04 321, DE-42 29 707, 
DE-42 29 737, DE-42 37 081, DE-43 09 372, DE-43 24 219 beschriebenen wirksamen 
Agenzien. 

Die ublichen Antitranspiranswirkstoffe konnen ebenfalls vorteilhaft in den erfindungsge- 
maBen Mikroemulsionen verwendet werden, insbesondere Adstringentien, beispielsweise 
basische Aluminiumchloride. 
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Die Menge der Desodoranswirkstoffe und/oder Antitranspiranswirkstoffe kann beispieisweise 
0,001 bos 50 Gew.-%, vorzugsweise 0,1 bis 35 Gew.-% betragen, jeweils bezogen auf das 
Gesamtgesicht der Zubereitung. 

Die erfindungsgemaSen kosmetischen Desodorantien konnen in Form von Aerosolen, also 
aus Aerosolbehaltern, Quetschflaschen oder durch eine Pumpvorrichtung verspruhbaren 
Praparaten vorliegen Oder in Form von mittels Roll-on-Vomchtungen auftragbaren flussigen 
Zusammensetzungen, jedoch auch in Form von aus normalen Flaschen und Behaltem auf- 
tragbaren Mikroemulsionen. 



Als Treibmitte! fur erfindungsgema&e, aus Aerosolbehaltern verspruhbare kosmetische 
Desodorantien sind die iiblichen bekannten leichtfluchtigen, verflussigten Treibmittel, 
beispieisweise Kohlenwasserstoffe (Propan, Butan, Isobutan) geeignet, die allein oder in 
Mischung miteinander eingesetzt werden konnen. Auch Druckluft ist vorteilhaft zu 
verwenden. 



Naturiich weiS der Fachmann, daS es an sich nichttoxische Treibgase gibt, die grundsatzlich 
fur die vorliegende Erfindung geeignet waren, auf die aber dennoch wegen bedenklicher 
Wirkung auf die Umwelt oder sonstiger Begleitumstande verzichtet werden solite, 
insbesondere Fluorchlorkohlenwasserstoffe (FCKW). 

Es hat sich daruberhinaus in iiberraschender Weise herausgestellt, daS bei der Verwendung 
von in der Olphase loslichen Treibmitteln, also beispieisweise iiblichen Propan-Butan-Gemi- 
schen, die erfindungsgemaSen O/W-Mikroemulsionen nicht einfach als Aerosoltropfchen ver- 
spriiht werden, sondem sich zu feinblasigen, reichhaltigen Schaumen entwickeln, sobald 
solche mit solchen Treibmitteln beladenen Systeme Druckentspannung erfahren. 

Solche nachschaumenden Zubereitungen werden daher ebenfalls als vorteiihafte Ver- 
korperungen der vorliegenden Erfindung mit eigenstandiger erfinderischer Tatigkeit an- 
gesehen. 



Bei der Verwendung von in der Olphase unloslichen Treibmitteln werden die erfindungs- 
gemaSen O/W-Mikroemulsionen als Aerosoltropfchen verspruht 
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Gunstig sind auch solche kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen, die in der 
Form eines Sonnenschutzmittels vorliegen. Vorzugsweise enthalten diese neben den erfin- 
dungsgemafcen Wirkstoffkombinationen zusatzlich mindestens eine UVA-Fiitersubstanz 
und/oder mindestens eine UVB-Filtersubstanz und/oder mindestens ein anorganisches 
Pigment. 



Es 1st aber auch vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindungen, solche kosmetischen und 
dermatologischen Zubereitungen zu erstellen, deren hauptsachlicher Zweck nicht der Schutz 
vor Sonnenlicht ist, die aber dennoch einen Gehalt an UV-Schutzsubstanzen enthalten. So 
werden z.B. in Tagescremes gewohnlich UV-A- bzw. UV-B-Filtersubstanzen eingearbeitet. 

Vorteilhaft konnen erfindungsgemafJe Zubereitungen Substanzen enthalten, die UV-Strah- 
lung im UVB-Bereich absorbieren, wobei die Gesamtmenge der Filtersubstanzen z.B. 0,1 
Gew.-% bis 30 Gew.-%, vorzugsweise 0,5 bis 10 Gew.-%, insbesondere 1 bis 6 Gew.-% 
betragt, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen. 

Die UVB-Filter konnen ailoslich Oder wasserioslich sein. Als ollosliche Substanzen sind z.B. 
zu nennen: 

3- Benzylidencampher und dessen Derivate, z.B. 3-(4-Methylbenzyliden)campher, 

4- Aminobenzoesaure-Derivate, vorzugsweise 4-(Dimethylamino)-benzoesaure(2- 
ethylhexyl)ester, 4-(Dimethylamino)benzoesaureamylester; 

Ester der Zimtsaure, vorzugsweise 4-Methoxyzimtsaure(2-ethylhexyl)ester, 4-Meth- 
oxyzimtsaureisopentylester; 

Ester der Salicyisaure, vorzugsweise Salicylsaure(2-ethylhexyl)ester, Salicylsaure(4- 
isopropylbenzyl)ester, Salicylsaurehomomenthylester; 

Derivate des Benzophenons, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon, 2- 
Hydroxy-4-methoxy-4'-methylbenzophenon, 2,2 , -Dihydroxy-4-methoxybenzophenon; 
Ester der Benzalmalonsaure, vorzugsweise 4-Methoxybenzalmalonsauredi(2-ethyl- 
hexyl)ester; 

2,4,6-Trianiiino-(p-carbo-2'-ethyl-1'-hexyloxy)-1,3,5-triazin 

Als wasserlosliche Substanzen sind vorteilhaft: 

2-Phenylbenzimidazol-5-sulfonsaure und deren Salze, z.B. Natrium-, Kalium- oder Tri- 
ethanolammoriium-Salze, 
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Sulfonsaure-Derivate von Benzophenonen, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxyben- 
zophenon-5-sulfonsaure und ihre Salze; 

Sulfonsaure-Derivate des 3-Benzylidencamphers, wie z.B. 4-(2-Oxo-3-bornyliden- 
methyl)benzolsulfonsaure, 2-Methyl-5-(2-oxo-3-bomylidenmethyl)suifonsaure und ihre 
Salze. 



Die Liste der genannten UVB-Filter, die erfindungsgemall Verwendung finden konnen, soil 
selbstverstandlich nicht limitierend sein. 

Gegenstand der Erfindung ist auch die Kombination eines erfindungsgemafien UVA-Filters 
mit einem UVB-Filter bzw. eine erfindungsgemaSes kosmetische oder dermatologische 
Zubereitung, welche auch einen UVB-Filter enthalt. 

Es kann auch von Vorteil sein, in erfindungsgemafien Zubereitungen UVA-Filter einzusetzen, 
die ublicherweise in kosmetischen und/oder dermatologischen Zubereitungen enthalten sind. 
Bei solchen Substanzen handelt es sich vorzugsweise um Derivate des Dibenzoylmethans, 
insbesondere um 1-(4'-tert.Butylphenyl)-3-(4'-methoxyphenyl)propan-1,3-dion und um 1- 
Phenyl-3-(4'-isopropylphenyl)propan-1,3-dion. Auch Zubereitungen, die diese Kombinationen 
enthalten, sind Gegenstand der Erfindung. Es konnen die gleichen Mengen an UVA- 
Filtersubstanzen verwendet werden, welche fur UVB-Filtersubstanzen genannt wurden. 

ErfindungsgemSfie kosmetische und/oder dermatologische Zubereitungen konnen auch 
anorganische Pigmente enthalten, die ublicherweise in der Kosmetik zum Schutze der Haut 
vor UV-Strahlen verwendet werden. Dabei handelt es sich um Oxide des Titans, Zinks, 
Eisens, Zirkoniums, Siliciums, Mangans, Aluminiums, Cers und Mischungen davon, sowie 
Abwandlungen, bei denen die Oxide die aktiven Agentien sind. Besonders bevorzugt handelt 
es sich um Pigmente auf der Basis von Titandioxid. Es konnen die fur die vorstehenden 
Kombinationen genannten Mengen verwendet werden. 

Eine erstaunliche Eigenschaft der vorliegenden Erfindung ist, dafi erfindungsgemafie Zu- 
bereitungen sehr gute Vehikel fur kosmetische oder dermatologische Wirkstoffe in die Haut 
sind, wobei vorteilhafte Wirkstoffe Antioxidantien sind, welche die Haut vor oxidativer 
Beanspruchung schutzen konnen. 
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ErfindungsgemaB enthalten die Zubereitungen vorteilhaft eines Oder mehrere Antioxidantien. 
Ats gunstige, aber dennoch fakultativ zu verwendende Antioxidantien alle fur kosmetische 
und/oder dermatologische Anwendungen geeigneten Oder gebrauchlichen Antioxidantien 
verwendet werden. Es ist dabei vorteilhaft, Antioxidantien als einzige Wirkstoffklasse zu 
verwenden, etwa dann, wenn eine kosmetische oder dermatologische Anwendung im Vor- 
dergrunde steht wie die Bekampfung der oxidativen Beanspruchung der Haut. Es ist aber 
auch gunstig, die erfindungsgemaften Mikroemulsionen mit einem Gehalt an einem oder 
mehreren Antioxidantien zu versehen, wenn die Zubereitungen einem anderen Zwecke 
dienen sollen, z.B. als Desodorantien oder Sonnenschutzmittel. 

Besonders vorteilhaft werden die Antioxidantien gewahlt aus der Gruppe bestehend aus 

Aminosauren (z.B. Histidin, Tyrosin, Tryptophan) und deren Derivate, Imidazole (z.B. Uro- 
caninsaure) und deren Derivate, Peptide wie D,L-Carnosin, D-Carnosin, L-Carnosin und 
deren Derivate (z.B. Anserin), Carotinoide, Carotine (z.B. a-Carotin, p-Carotin, Lycopin) und 
deren Derivate, Liponsaure und deren Derivate (z.B. Dihydroliponsaure), Aurothioglucose, 
Propylthiouracil und andere Thiole (z.B. Thioredoxin, Glutathion, Cystein, Cystin, Cystamin 
und deren Glycosyl-, N-Acetyl-, Methyl-, Ethyl-, Propyl-, Amyl-, Butyl- und Lauryl-, Palmitoyl-, 
Oleyl-, gamma-Linoleyl-, Cholesteryl - und Glycerylester) sowie deren Salze, 
Dilaurylthiodipropionat, Distearylthiodipropionat, Thiodipropionsaure und deren Derivate 
(Ester, Ether, Peptide, Lipide, Nukleotide, Nukleoside und Salze) sowie Sul- 
foximinverbindungen (z.B. Buthioninsulfoximine, Homocysteinsulfoximin, Buthioninsulfone, 
Penta-, Hexa-, Heptahioninsulfoximin) in sehr geringen vertraglichen Dosierungen (z.B. pmol 
bis Mmol/kg), ferner (Metall)-Chelatoren (z.B. a-Hydroxyfettsauren, a-Hydroxypalmitinsaure, 
Phytinsaure, Lactoferrin), a-Hydroxysauren (z.B. Zitronensaure, Milchsaure, Apfelsaure), 
Huminsaure, Gallensaure, Gallenextrakte, Bilirubin, Biliverdin, EDTA, EGTA und deren 
Derivate, ungesattigte Fettsauren und deren Derivate (z.B. gamma-Linolensaure, Linolsaure, 
Olsaure), Folsaure und deren Derivate, Ubichinon und Ubichinol deren Derivate, Vitamin C 
und Derivate (z.B. Ascorbylpalmitate, Mg - Ascorbylphosphate, Ascorbylacetate), 
Tocopherole und Derivate (z.B. Vitamin E - acetat), Vitamin A und Derivate (Vitamin A - 
palmitat) sowie Koniferylbenzoat des Benzoeharzes, Rutinsaure und deren Derivate, 
Ferulasaure und deren Derivate, Butylhydroxytoluol, Butylhydroxyanisol, 
Nordihydroguajakharzsaure, Nordihydroguajaretsaure, Trihydroxybutyrophenon, Harnsaure 
und deren Derivate, Zink und dessen Derivate (z.B. ZnO, ZnS0 4 ) Selen und dessen De- 
rivate (z.B. Selenmethionin), Stilbene und deren Derivate (z.B. Stilbenoxid, Trans- 
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Stilbenoxid) und die erfindungsgemaG geeigneten Derivate (Salze, Ester, Ether, Zucker, Nu- 
kleotide, Nukleoside, Peptide und Lipide) dieser genannten Wirkstoffe. 

Besonders vorteilhaft im Sinne der vortiegenden Erfindung konnen dllosliche Antioxidantien 
eingesetzt werden. 

Die Menge der Antioxidantien (eine Oder mehrere Verbindungen) in den Zubereitungen 
betragt vorzugsweise 0,001 bis 30 Gew.-%, besonders bevorzugt 0,05 - 20 Gew.-%, 
insbesondere 1-10 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung. 

Sofern Vitamin E und/oder dessen Derivate das oder die Antioxidantien darstellen, ist vor- 
teilhaft, deren jeweilige Konzentrationen aus dem Bereich von 0,001 - 10 Gew.-%, bezogen 
auf das Gesamtgewicht der Formulierung, zu wahlen. 

Sofern Vitamin A, bzw. Vitamin-A-Derivate, bzw. Caroline bzw. deren Derivate das oder die 
Antioxidantien darstellen, ist vorteilhaft, deren jeweilige Konzentrationen aus dem Bereich 
von 0,001 - 10 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Formulierung, zu wahlen. 

Es ist dem Fachmanne naturiich bekannt, dalS anspruchsvolle kosmetische Zubereitungen 
zumeist nicht ohne die ublichen Hilfs- und Zusatzstoffe denkbar sind. Darunter zahlen bei- 
spielsweise Konsistenzgeber, Fullstoffe, Parfum, Farbstoffe, Emulgatoren, zusatzliche 
Wirkstoffe wie Vitamine oder Proteine, Lichtschutzmittel, Stabilisatoren, Insektenrepellentien, 
Alkohol, Wasser, Salze, antimikrobiell, proteolytisch oder keratolytisch wirksame Substanzen 
usw. 

Wenn es gewunscht wird, kann die Wasserphase der erfindungsgemaften O/W-Mikro- 
emulsionen auch Verdicker enthalten, so daft die Gesamtzubereitung gelartig erscheint und 
als Mikroemulsionsgel aufzufassen ist. Als geeignete Verdicker haben sich beispielsweise 
Carragheenan bzw. PEG-4-Rapeseedamide sowie Laureth-2 amid MEA herausgestellt. 

ErfindungsgemaS konnen Wirkstoffe auch sehr vorteilhaft gewahlt werden aus der Gruppe 
der lipophilen Wirkstoffe, insbesondere aus folgender Gruppe: 

Acetylsalicylsaure, Atropin, Azulen, Hydrocortison und dessen Derivaten, z.B. Hydrocortison- 
17-valerat, VKamine, z.B. Ascorbinsaure und deren Derivate, Vitamine der B- und D-Reihe, 
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sehr gunstig das Vitamin B u das Vitamin B 12 das Vitamin D 1t aber auch Bisabolol, 
ungesattigte Fettsauren, namentlich die essentiellen Fettsauren (oft auch Vitamin F 
genannt), insbesondere die gamma-Linolensaure, Olsaure, Eicosapentaensaure, Docosa- 
hexaensaure und deren Derivate, Chloramphenicol, Coffein, Prostaglandine, Thymol, Cam- 
pher, Extrakte oder andere Produkte pflanzlicher und tierischer Herkunft, z.B. Nachtkerzenol, 
Borretschoi oder Johannisbeerkernol, Fischole, Lebertran aber auch Ceramide und 
ceramidahnliche Verbindungen. 

Obgleich selbstverstandlich auch die Verwendung hydrophiler Wirkstoffe erfindungsgemaS 
begunstigt ist, ist ein weiterer Vorteil der erfindungsgemaften Mikroemulsionen, dalS die hohe 
Anzahl feinstzerteilter Tropfchen gerade ollosliche bzw. lipophile Wirkstoffe mit besonders 
groSer Wirksamkeit biologisch verfugbar macht. 

Vorteilhaft ist es auch, die Wirkstoffe aus der Gruppe der riickfettenden Substanzen zu 
wahlen, beispielsweise Purcellinol, Eucerit® und Neocerit®. 

Es ist auch moglich und gegebenenfalls vorteilhaft, den erfindungsgemaBen Zubereitungen 
waschaktive Tenside zuzufugen. ErfindungsgemaGe waSrige kosmetische Reinigungsmittel 
Oder fur die wafirige Reinigung bestimmte wasserarme oder wasserfreie Reinigungs- 
mittelkonzentrate konnen kationische, anionische, nichtionische und/oder amphotere 
Tenside enthalten, beispielsweiseherkommliche Seifen, z.B. Fettsauresalze des Natriums, 
Alkylsulfate, Alkylethersuifate, Alkan- und Alkylbenzolsulfonate, Sulfoacetate, Sulfobetaine, 
Sarcosinate, Amidosulfobetaine, Sulfosuccinate, Sulfobemsteinsaurehalbester, 
Alkylethercarboxylate, EiweiG-Fettsaure-Kondensate, Alkylbetaine und Amidobetaine, 
Fettsaurealkanolamide, Polyglycolether-Derivate. 

Kosmetische Zubereitungen, die kosmetische Reinigungszubereitungen fur die Haut dar- 
stellen, konnen in flussiger oder halbfester Form vorliegen, beispielsweise als Gele oder 
Mikroemulsionen. Sie enthalten vorzugsweise mindestens eine anionische, kationische, 
nicht-ionische oder amphotere oberflachenaktive Substanz oder Gemische daraus, gegebe- 
nenfalls Elektrolyte und Hilfsmitte), wie sie ublicherweise dafur verwendet werden. Die ober- 
flachenaktive Substanz kann bevorzugt in einer Konzentration zwischen 1 und 30 Gew.-% in 
den Reinigungszubereitungen vorliegen, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitun- 
gen. 
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Kosmetische Zubereitungen, die ein Shampoonierungsmittel darstellen, enthalten vorzugs- 
weise mindestens eine anionische, nicht-ionische oder amphotere oberflachenaktive 
Substanz oder Gemische daraus, gegebenenfalls Elektrolyte und Hilfsmittel, wie sie ublicher- 
weise dafur verwendet werden. Die oberflachenaktive Substanz kann bevorzugt in einer 
Konzentration zwischen 1 und 50 Gew.-% in den Reinigungszubereitungen vorliegen, 
bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen. Vorteilhaft sind beispielsweise 
Cetyitrimethylammoniumsalze zu verwenden. 

Die erfindungsgemaEen fur die Reinigung des Haares oder der Haut vorgesehenen 
Zubereitungen enthalten auGer den vorgenannten Tensiden Wasser und gegebenenfalls die 
in der Kosmetik ublichen Zusatzstoffe, beispielsweise Parfum, Verdicker, Farbstoffe, 
Desodorantien, antimikrobielle Stoffe, ruckfettende Agentien, Komplexierungs- und Seque- 
strierungsagentien, Perlglanzagentien, Pflanzenextrakte, Vitamine, Wirkstoffe und 
dergleichen. 

Die erfindungsgema&en Zubereitungen haben, trotz ihres Olgehaltes, in erstaunlicher Weise 
sehr gute Schaumentwicklung, hohe Reinigungskraft und wirken in hohem Mafie 
regenerierend in bezug auf den allgemeinen Hautzustand. Insbesondere wirken die 
erfindungsgemaSen Zubereitungen hautglattend, vermindern das Trockenheitsgefuhl der 
Haut und machen die Haut geschmeidig. 

ErfindungsgemaS ist es z.B. moglich eine Mischung aus Lecithin/PEG-20 
Sorbitanisostearate/Octyldocecanol/Glycerin auf das Haar zu applizieren, sodafc 
beispielsweise ein Stay-in Conditioner-Produkt entsteht. Ferner konnen die Produkte auch 
mit Treibgas versehen und als Schaum ins Haar (oder auf die Haut) appliziert werden. 
ErfindungsgemaS ist es auch moglich, eine Mischung aus Lecithin/PEG-20 
Sorbitanisostearate/Caprylic/capric Triglycerid/Giycerin topisch zu applizieren und eine 
signifikante Hautbefeuchtung, Hautgattung und eine Reduktion in der Hautschuppigkeit zu 
erzielen. Insbesondere ist es auch vorteilhaft anstelle des Triglycerids als Olphase 
Octyldodecanol oder Cetearyl Isonanoate oder Diocytlcyclohexan zu verwenden und die fur 
das Triglycerid beschriebenen Vorteile zu erzielen. 

Sollen die erfindungsgemalJen Geie oder Mikroemulsionen zur Haarpfiege eingesetzt wer- 
den, konnen sie die ublichen Bestandteiie enthalten, ublicherweise zum Beispiel filmbildende 
Polymere. Von solchen Polymeren mit wenigstens teilweise quatemisierten Stickstoff- 
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gruppen (im folgenden „Filmbildner„ genannt), eigenen sich bevorzugt solche, welche 
gewahlt werden aus der Gruppe der Substanzen, welche nach der INCI-Nomenklatur 
Gnternational Nomenclature Cosmetic Ingredient) den Namen „Poiyquaternium„ tragen, 
beispielsweise: 



Polyquaternium-2 (Chemical Abstracts-Nr. 63451-27-4, z.B. Mirapol® A-15) 
Polyquaternium-5 (Copolymeres aus dem Acrylamid und dem B-Methacryloxyethyltrime- 

thylammoniummethosulfat, CAS-Nr. 26006-22-4) 
Polyquaternium-6 (Homopolymer des N,N-Dimethyl-N-2-propenyl-2-propen-1-aminium- 

chlorids, CAS-Nr. 26062-79-3, z.B. Merquat® 100 
Polyquatennium-7 N,N-Dimethyl-N-2-propeny!-2-propen-1-aminiumchlorid, Polymeres mit 

2-Propenamid, CAS-Nr. 26590-05-6, z.B. Merquat® S 
Poiyquatemium-10 Quaternares Ammoniumsalz der Hydroxyethylcellulose, CAS-Nr. 

53568-66-4, 55353-19-0, 54351-50-7, 68610-92-4, 81859-24-7, Z.B. 

Celquat® SC-230M, 

Polyquaternium-11 Vinylpyrrolidon/dimethylaminoethyl-Methacrylat-Copolymer/Diethylsul- 

fat-Reaktionsprodukt, CAS-Nr. 53633-54-8, z.B. Gafquat® 755N 
Polyquatemium-16 Vinylpyrrolidon/vinylimidazoliniummethochlorid-Copolymer, CAS-Nr. 

29297-55-0, z.B. Luviquat® HM 552 
Polyquaternium-17 CAS-Nr. 90624-75-2, z.B. Mirapol® AD-1 
Polyquaternium-1 9 Quaternisierter wasserldslicher Polyvinylalkohol 
Polyquaternium-20 in Wasser dispergierbarer quaternisierter Polyvinyloctadecylether 
Polyquaternium-2 1 Polysiloxan-polydimethyl-dimethylammoniumacetat-Copolymeres, z.B. 
Abil® B 9905 

Polyquaternium-22 Dimethyldiallylammoniumchlorid/Acrylsaure-Copolymer, CAS-Nr. 

53694-7-0, z.B. Merquat® 280 
Polyquaternium-24 Polymeres quaternares Ammoniumsalz der Hydroxyethylcellulose, Re- 

aktionsprodukt mit einem mit Lauryldimethylammonium substituierten 

Epoxid, CAS-Nr. 107987-23-5, z.B. Quatrisoft® LM-200 
Polyquatemium-28 Vinylpyrrolidon/Methacrylamidopropyltrimethylammoniumchlorid-Co- 

polymer, z.B. Gafquat® HS-100 
Polyquaternium-29 z.B. Lexquat® CH 

Polyquatemium-31 CAS-Nr. 136505-02-7, z.B. Hypan® QT 1 00 
Polyquaternium-32 N,N,N-trimethy|-2-[(2-methyl-1-oxo-2-propenyl)oxy]-Ethanaminiumchlo- 
rid, polymer mit 2-Propenamid, CAS-Nr. 35429-19-7 
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Polyquaternium-37 CAS-Nr. 26161-33-1 
Cetyltrimethylamoniumsalze wie CTAB, CTAC. 

Vorteilhaft enthalten erfindungsgemaBe Zubereitungen zur Haarpflege 0,01 - 5 Gew.-% 
eines oder mehrerer Filmbiidner, bevorzugt 0,1 - 3 Gew,%, insbesondere 0,2 - 2 Gew,%, 
jeweils bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen. Derartige Ausfiihrungsformen 
der erfindungsgemaBen Zubereitungen pfiegen durch Umwelteinflusse geschadigtes Oder 
strapaziertes Haar bzw. beugen solchen Umwelteinflussen vor. Ferner verleihen die erfin- 
dungsgemaBen Zubereitungen der Haartracht lockere Fulle und Festigkeit, ohne klebrig zu 
wirken. 



Entsprechend konnen die erfindungsgemaBen Zubereitungen, je nach ihrem Aufbau bei- 
spielsweise verwendet werden als Hautschutzemuision, Reinigungsmilch, Sonnenschutz- 
lotion, Nahrlotion, Tages- Oder Nachtemulsion usw. 

Die erfindungsgemaBen Mikroemulsionen tragen ferner in vorzuglicher Weise zur Hautglat- 
tung bei, insbesondere, wenn sie mit einer oder mehreren Substanzen versehen sind, die die 
Hautglattung fordern. 



Es ist gegebenenfalls moglich und vorteilhaft, die erfindungsgemaBen Zubereitungen als 
Grundlage fur pharmazeutische Formulierungen zu verwenden. Mutatis mutandis gelten 
entsprechende Anforderungen an die Formulierung medizinischer Zubereitungen. Die 
Ubergange zwischen reinen Kosmetika und reinen Pharmaka sind dabei flieBend. Als 
pharmazeutische Wirkstoffe sind erfindungsgemaS grundsatzlich alle Wirkstoffklassen 
geeginet, wobei lipophile Wirkstoffe bevorzugt sind. Beispiele sind: Antihistaminika, 
Antiphlogistika, Antibiotika, Antimykotika, die Durchblutung fordemde Wirkstoffe, 
Keratolytika, Hormone, Steroide, Vitamine usw. 

Die erfindungsgemaBen kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen konnen kos- 
metische Hilfsstoffe enthalten, wie sie ublicherweise in solchen Zubereitungen verwendet 
werden, z.B. Konservierungsmittel, Bakterizide, Viruzide, Parfume, Substanzen zum 
Verhindern des Schaumens, Farbstoffe, Pigmente, die farbende Wirkung haben 
Verdickungsmittel, oberflachenaktive Substanzen, Emulgatoren, weichmachende! 
anfeuchtende und/oder feuchthaltende Substanzen, entzundungshemmende Substanzen, 
Medikamente, Fette, Ole, Wachse oder andere ub|iche Bestandteile einer kosmetischen oder 
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dermatologischen Formuliemng wie Alkohole, Polyole, Polymere, Schaumstabiiisatoren, 
Elektrolyte, organische Losungsmittel. 

Insbesondere vorteilhaft werden Gemische der vorstehend genannten Losungsmittel 
verwendet. 

Als weitere Bestandteile konnen verwendet werden Fette, Wachse und andere naturliche 
und synthetische Fettk6rper, vorzugsweise Ester von Fettsauren mit Alkoholen niedriger C- 
Zahl, z.B. mit Isopropanol, Propylenglykol Oder Glycerin, oder Ester von Fettalkoholen mit Al- 
kansauren niedriger C-Zahl oder mit Fettsauren, Alkohole, Diole oder Polyole niedriger C- 
Zahl, sowie deren Ether, vorzugsweise Ethanol, Isopropanol, Propylenglykol, Glycerin 
Ethylenglykol, Ethylenglykolmonoethyl- oder -monobutylether, Propylenglykolmonomethyl - 
monoethyl- oder -monobutylether, Diethylenglykolmonomethyl- oder -monoethylether und 
analoge Produkte. 

Alle Mengenangaben, Prozentangaben oder Teile beziehen sich, soweit nicht anders 
angegeben, auf das Gewicht der Zubereitungen oder der jeweiligen Mischung. 

Die nachfolgenden Beispiele sollen die voriiegende Erfindung verdeutlichen. 

Als Lecithin wird in den foigenden Beispielen Phospholipon 90 (Fa. Rhone-Poulenc, FR) 
verwendet. 

An Stelle der ethoxilierten Sorbitanester kann zum Beispiel auch jeweils PEG-50 
Hydrogenated Castor Oil Isostearat mit gleichem Erfolg verwendet werden. 
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Beispiel 1 
Gesichtswasser 



Lecithin Q>5% 

PEG-20 Sorbitanisostearate 2.5% 

Glycerinisostearate 0.5% 

Glycerin 5 000 

Cetearyl Isononanoate 2.500 

Konservierung qs 

Wasser ad 

100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Beispiel 2 
Gesichtswasser 



Lecithin 


0.5% 


PEG-20 Sorbitanisostearate 


2.5% 


Sorbitanisostearate 


0.5% 


Glycerin 


5,000 


Cetearyl Isononanoate 


2.500 


Konservierung 


q.s. 


Wasser 


ad 




100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 3 
Gesichtswasser 

Gew.-% 



Lecithin 0.5% 

PEG-20 Sorbitanisostearate 2.5% 

Steareth-2 0.5% 

Glycerin 500 o 

Cetearyl Isononanoate 2.500 

Konservierung q s 

Wasser ad 



100,000 

Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitet. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 

Beispiel 4 



Gesichtswasser 

Gew.-% 



Lecithin 


1.0% 


PEG-20 Sorbitanisostearate 


2.5% 


Phenylbenzimidazolsulfonsaure 


3.0% 


Natronlauge 


1.0% 


Glycerin 


5,000 


Cetearyl Isononanoate 


2.500 


Konservierung 


q.s. 


Wasser 


ad 




100,000 
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Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiteremZutropfen 
der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Beispiel 5 
Gesichtswasser 



Gew.-% 



Ledthin 



0.5% 



PEG-20 Sorbitanisostearate 

Glycerinisostearate 

Glycerin 

Cetearyl Isononanoate 

Konservierung 

Wasser 



2.500 



5,000 



2.5% 



0.5% 



q.s. 



ad 



100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiteremZutropfen 
der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Gesichtswasser 

Gew.-% 

Lecithin 1800 
PEG-50 Hydrogenated Castor Oil Isostearat 5,200 
Glycerin 5000 
Dicaprylyl Ether 5 0Q0 

Konservierung qs 
Wasser ad 
100,000 

Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiteremZutropfen 
der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Anti-Akne-Lotion 

Gew.-% 

Lecithin 3000 

PEG-20 Sorbitan Isostearat 4,000 

Glycerin 5000 

Dicaprylyl Ether 5 000 

Konservierung q s 

Wasser ad 

100,000 

Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 8 
Hair-Tonic 

Gew.-% 



Lecithin 3) 000 

Oleth-15 4|0 oo 

Glycerin 5 000 

Dicaprylyl Ether 5 f 000 

Konservierung q. s 

Wasser ad 



100,000 

Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhien der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Beispiel 9 
Body-Lotion 

Gew.-% 
3,000 

Glycerides 4,000 
5,000 
5,000 
q.s. 
ad 

100,000 

Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhien der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Lecithin 

PEG-45 Palmkernol 
Glycerin 
Dicaprylyl Ether 
Konservierung 
Wasser 
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Beispiel 10 



Grundlage fur Rasierschaum 

Gew.-% 

Lecithin 3000 

PEG-20 Sorbitan Monooleat 4,000 

Glycerin 5000 

Dicaprylyl Ether 5 000 
Konservierung 
Wasser 



q.s. 
ad 
100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Beispiel 11 



Aftershave-Lotion 






Gew.-% 


Lecithin 


1,000 


PolyglyceryMOStearat 


6,000 


Glycerin 


5,000 


Dicaprylyl Ether 


5,000 


Konservierung 


q.s. 


Wasser 


ad 




100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 12 

Gesichtsreinigungswasser 
Lecithin 



Wasser 



Gew.-% 
2,000 



Decaglycerylmonolaurat 5)0 oo 

Glycerin 5>000 

Dicaprylyl Ether 5 000 

Konservierung qs 



ad 

100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Beispiel 13 

Duschol, wenig schaumend 





Gew.-% 


Lecithin 


3,500 


PEG-20 Glyceryl Laurat 


3,500 


Glycerin 


5,000 


Dicaprylyl Ether 


5,000 


Konservierung 


q.s. 


Wasser 


ad 




100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhten der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 14 

Pumpzerstauber Gew.-% 

Lecithin 3 000 

PEG-20 Monostearat 4 i00 o 

Glycerin 6000 

Dicapryiyl Ether 5 00 0 

Konservierung q S 

Wasser ad 



100,000 

Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75" C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Beispiel 15 

Transparente Reinigungsemulsion gegen 
fettige Haut 





Gew.-% 


Lecithin 


3,000 


PEG-20 Glyceryl Stearat 


4,000 


Glycerin 


5,000 


Dicapryiyl Ether 


5,000 


Konservierung 


q.s. 


Wasser 


ad 




100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiteremZutropfen 
der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 16 

Erfrischende Preshave-Lotion Gew.-% 

Lecithin 
Ceteareth-12 
Glycerin 
Dicapryly! Ether 
Konservierung 
Wasser 



Die Oiphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Oiphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiteremZutropfen 
der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 

Beispiel 17 
Abschminklotion 
Lecithin 

PEG-20 Sorbitan Isostearat 
Glycerin 

Octyl Dodecanol 
Konservierung 
Wasser 



Die Oiphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Oiphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



4,000 
3,000 
5,000 
5,000 
q.s. 
ad 
100,000 



Gew.-% 
2,000 
5,000 
5,000 
5,000 
q.s. 
ad 
100,000 
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Beispiel 18 

Grundlage zur Solubilisierung von Parfum-Riechstoffen (Parfum-Zerstauber) 





Gew.-% 


Lecithin 


2,000 


PEG-20 Sorbitan isostearat 


5,000 


Glycerin 


5,000 


Cetearyl Isononanoat 


5,000 


Konservienjng 


q.s. 


Wasser 


ad 




100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Grundlage zur Behandlung der Kopfhaut 

Gew.-% 

Lecithin 2,000 

PEG-20 Sorbitan Isostearat 5>0 00 

Glycerin 5000 

Dioctylcyclohexan 500o 
Konservierung 
Wasser 



q.s. 
ad 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiteremZutropfen 
der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 20 



Gew.-% 
1,000 

PolyglyceryMOStearate 6,000 



Lecithin 



Glycerin 



Wasser 



5,000 



Dioctyicyclohexan 5 00 o 
Konservierung qs 



ad 

100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Beisoiel 21 




Deo/AT-Pumpzerstauber 






Gew.-% 


Lecithin 


1,000 


PEG-20 Sorbitan Isostearat 


2.500 


Glycerin 


5,000 


Octyl Dodecanol 


2.500 


Aluminium Chlorhydrate 


5.000 


Konservierung 


q.s. 


Wasser 


ad 




100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiteremZutropfen 
der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 22 



Gew.-% 

Lecithin 2000 

Oleth-15 5000 

Glycerin 5000 

Capryiic/Capric Triglycerides 5,000 

Konservierung q s 

Wasser ad 

100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiteremZutropfen 
der Wasserphase und Abktihlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Beispiel 23 



Gew.-% 

Lecithin 3 000 

PEG-45 Palmkemol Glycerides 4^00 

Glycerin 5 000 

Dioctylcyclohexan 5>000 

Konservierung q s 

Wasser ad 

100,000 

Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 24 
Lecithin 

PEG-45 Palmkemol Glycerides 
Glycerin 

Cetearyl Isononanoat 

Konservieaing 

Wasser 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C ertiitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiteremZutropfen 
der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 

Beispiel 25 



Gew.-% 
3,000 
4,000 
5,000 
5,000 
q.s. 
ad 

100,000 



Gew.-% 

Lecithin 2fJ00 

PEG-20 Sorbitan Monooleat 5,000 

Glycerin 5000 

Octyl Dodecanol 5 000 

Konservierung q s 

Wasser ad 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 26 



Gew.-% 

Lecithin 2000 
PEG-20 Sorbitan Monooieat 5,000 
Glycerin 5000 
Caprylic/Capric Triglycerides 5,000 
Konservierung q S 
Wasser ad 
100,000 

Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhien der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 

Beispiel 27 





Gew.-% 


Lecithin 


2,000 


PEG-20 Sorbitan Monooieat 


5,000 


Glycerin 


5,000 


Cetearyl Isononanoat 


5,000 


Konservierung 


q.s. 


Wasser 


ad 




100,000 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhien der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 
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Beispiel 28 
Duschol 



Lecithin 



Natriumchlorid 
Wasser 



Gew.-% 
0,250 



Laurylethersulfat (25%) 40,000 

Glycerylmonolinoieat 0 2 5o 

Glycerin 5000 

Dicaprylylether 3000 



7,500 
ad 

100,000 



Die Olphase und ein Teil der Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. Bei weiterem 
Zutropfen der Wasserphase und Abkuhlen der Mischung entsteht eine O/W-Mikroemulsion. 



Gesichtreingungsgel 



Lecithin 6660 

PEG-50 Hydrogenated Castor Oil Isostearat 1 9.260 

Glycerin 18520 

Dicaprylyl Ether 18 520 

Wasser 37040 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. 
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Beispiel 30 
Gesichtreingungsgel 

Gew.-% 

Lecithin 

PEG-50 Hydrogenated Castor Oil Isostearat 
Glycerin 
Dicaprylyl Ether 
Wasser 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. 

Beispiel 31 

Augenmakeup-Entferner-Gel 
Lecithin 

PolyglyceryMOStearate 
Glycerin 

Dioctylcyclohexan 
Wasser 



6.660 
19.260 
18.520 
18.520 
37.040 



Gew.-% 
3.700 
22.200 
18.500 
18.500 
37.010 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es bildet sich ein Gel. 
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Beispiel 32 

Haargel 

Lecithin 

PEG-20 Sorbitan isostearat 
Glycerin 
Dicaprylyl Ether 
Wasser 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhitzt. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es biidet sich ein Gel. 

Beispiel 33 
Duschgel 

Gew.-% 

Lecithin 0870 
Laurylethersulfat (25%) 69 600 

Glycerin 8 600 

Dicaprylylether 8 7fJ0 

Natriumchlorid 12.230 



Die Olphase und die Wasserphase werden getrennt auf je 70 - 75° C erhtet. Die 
Wasserphase wird zu der Olphase getropft und es biidet sich ein Gel. 



Beispiel 34 
Gel 



Gew.-% 
2.000 

Polyglycerin-10 Stearat 24.000 



Lecithin 



Glycerinisostearate 
Glycerin 

Dioctylcyclohexan 
Wasser 



2.000 
20.000 
20.000 
32.000 



WO 00/37042 



62 



PCT/EP99/10241 



Patentanspruche! 

1 . Gele oder niedrigviskose transparente oder transluzente Mikroemulsionen vom Typ Ol-in- 
Wasser, umfassend eine Wasserphase und eine Olphase, welche im wesentlichen aus 
schwerfluchtigen Bestandteilen zusammengesetzt sind, enthaltend: 
Mindestens ein Phospholipid und mindestens einen Ol-in-Wasser Emuigator und 
gegebenenfalls mindestens einen W/O-Emulgator, erhaltlich auf die Weise, daft die 
Wasserphase mit ihren Bestandteilen zu der Olphase mit ihren Bestandteilen, 
insbesondere dem Phospholipid und dem O/W-Emulgator und gegebenenfalls W/O- 
Emulgator gegeben wird, wobei die Phasen miteinander vermischt werden und ein 
Gelzustand erhalten wird, und wenn eine niedrigviskose O/W-Mikroemulsion gewunscht 
wird, weitere Teile der Wasserphase zugegeben werden und die Phasen vermischt 
werden, wobei die Phasen gewiinschtenfalls weitere Hilfs-, Zusatz- und/oder Wirkstoffe 
enthalten konnen. 

2. Verfahren zur Herstellung von Gelen oder niedrigviskosen transparenten oder 
transluzenten Mikroemulsionen vom Typ Ol-in-Wasser, umfassend eineWasserphase 
und eine Olphase, welche im wesentlichen aus schwerfluchtigen Bestandteilen 
zusammengesetzt ist, enthaltend mindestens ein Phospholipid und mindestens einen Ol- 
in-Wasser Emuigator und gegebenenfalls mindestens einen W/O-Emulgator, dadurch 
gekennzeichnet, daB ein Phospholipid in der Olphase, gegebenenfalls mit' weiteren 
Bestandteilen, gelost wird und die Wasserphase, gegebenenfalls mit weiteren 
Bestandteilen, dazugegeben wird und die Phasen vermischt werden, wobei sich ein 
Viskositatsanstieg ergibt und z.B. die Gele erhalten werden, und sich bei weiterer Zugabe 
der Wasserphase die Mikroemulsionen ergeben, wobei der Ol-in-Wasser Emuigator und 
gegebenenfalls der W/O-Emulgator der Olphase zugesetzt werden konnen oder im 
Stadium der Gelbildung oder auch nach der Herstellung der Gele zugegeben werden 
konnen. 



3. Gele gemafi Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, daB sie als Haargel, Duschgel 
oder Hautgel verwendet werden. 

4. Gele oder Mikroemulsionen gemaS Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, daB sie 
Desodorantien oder Antitranspirantien enthalten. 
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5. Gele oder Mikroemulsionen gemSIS Anspruch 1 oder2, dadurch gekennzeichnet, daS sie 
eine UVA- und/oder UVB-Filtersubstanz enthalten. 

6. Gele oder Mikroemulsionen gemaS Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, daS sie 
Antioxidantien enthalten. 

7. Gele oder Mikroemulsionen gemaS Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, daS sie 
als kosmetische Reinigungszubereitungen verwendet werden. 

8. Gele oder Mikroemulsionen gemaS Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, daS sie 
zur Haarpflege verwendet werden. 

9. Gele oder Mikroemulsionen gemaU Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, daft sie 
Wirkstoffe, Zusatzstoffe oder Hilfsstoffe enthalten. 
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